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(54) Title: 1 -ARYL-4- ALKYL HALIDE-2(lH)-PYRIDONES AND THEIR USE AS HERBICIDES 

(54) Bezeichnung: 1 -ARYL-4-HALOGENALKYL-2( lH)-PYRIDONE UND IHRE VERWENDUNG ALS HERBIZIDE 

(57) Abstract: The invention 

relates to the use of l-aryl-4-alkyl 
halide-2-lH-pyridones of the general 
formula (I), wherein the variables are 
defined as per claim 1, and to their use 
as herbicides. 

(57) Zusammenfassung: Verwendung 
von l-Aryl-4-halogenalkyl-2-[lH]-py- 

ridonen der allgemeinen Formel (I), worin die Variablen die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung haben und ihre Verwendung 
als Herbizide. 




(i) 
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l-Aryl-4-halogenalkyl-2-[ lH]-pyridone 

Die vorliegende Erfindung betrifft die Verwendung von 
5 l-Aryl-4-halogenalkyl-2-[lH]-pyridonen und von deren landwirt- 
schaftlich brauchbaren Salze sowie als Herbizide, Desikkantien 
oder Def oliantien. 

l-Aryl-2-[ lH]-pyridone wurden verschiedentlich als Wirksubstanzen 
10 in Mitteln zur Bekampfung tierischer Schadlinge (Pestizide) be- 
schrieben. Die EP-A 272 824 betrifft beispielsweise Pestizide, 
die l-(2-Pyridyl)-2-[lH]-pyridone als Wirkstoff enthalten. Es 
werden unter anderem l-(2-Pyridyl)-2-[lH]-pyridone der allgemei- 
nen Forme 1 




be s c hr ieben , wor in 

Ra fur Wasserstoff , Chlor f Brom, Nitro, Amino oder Trifluorme- 
25 thyl; 

Rt> fiir Wasserstoff, Chlor, Brom oder Trif luormethyl; 

R c Ci~C 4 -Halogenalkyl; und 

R d vorzugsweise Wasserstoff bedeuten. 

30 Die EP-A 259 048 beschreibt Pestizide auf Basis von 

l-Phenyl-2-[lH]-pyridonen, die vorzugsweise in der 2- und der 
6-Position des Phenylrings ein Halogenatom tragen. 

Die WO 99/55668 beschreibt insektizid und mitizid wirkende Ver- 
35 bindungen der allgemeinen Formel, 



B° B 1 




worin 

45 R fiir Alkyl, Alkenyl, Alkinyl und vergleichbare Reste steht, 
B° bis B 3 unabhangig voneinander fiir Wasserstoff, Halogen, Cyano 
Halogenalkyl oder vergleichbare Reste stehen; 
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n 0, 1 Oder 2 bedeutet; und 

Ar einen aromatischen Rest, unter anderem einen lH-2-Pyri- 
don-l-yl-rest, bedeutet • 

5 Die EP-A 488220 beschreibt herbizid wirkende Verbindungen der 
allgemeinen Formel, 



10 




15 worin 

R unter anderem fiir Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Alkoxyalkyl, Halo- 

genalkyl und vergleichbare Reste steht, 
X Wasserstoff , Halogen, Methyl Oder Ethyl, das mit Halogen sub- 
stituiert sein kann; und 
20 Y Wasserstoff oder Methyl bedeutet. 

Prinzipiell besteht ein standiges Bedurfnis an der Bereitstellung 
neuer herbizid wirksamer Substanzen, urn eine mogliche Resistenz- 
bildung gegen bekannte Herbizide zu umgehen. 

25 

Der vorliegenden Erfindung liegt somit die Aufgabe zugrunde, neue 
Herbizide bereitzustellen, mit denen sich Schadpf lanzen besser 
als bisher bekampfen lassen. Die neuen Herbizide sollen vorteil- 
hafterweise eine hohe Aktivitat gegemiber Schadpf lanzen aufwei- 
30 sen. AuBerdem ist eine Kulturpf lanzenvertraglichkeit gewunscht. 

Diese Aufgabe wird durch l-Aryl-4~halogenalkyl-2-[lH]-pyridone 
der nachfolgend definierten Formel I gelost. 

35 Die vorliegende Erfindung betrifft daher die Verwendung von 

l-Aryl-4-halogenalkyl-2-[ lH]-pyridonen der allgemeinen Formel 1 



40 




R2' A X— R6 



45 worin die Variablen A, X, Q, R 1 , R 2 , R 2 ', R 3 , R 4 , R 5 und R 6 fol- 
gende Bedeutung haben: 
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R 1 Wasserstoff oder Halogen; 

r2 und R 2 ' unabhangig voneinander Wasserstoff, Amino oder C1-C4- 
Alky 1 ; 

5 

R 3 Ci-C 4 -Halogenaikyl ? 

R 4 Wasserstoff oder Halogen; 

10 R 5 Wasserstoff, Cyano, Halogen, Ci-C 4 -Alkyl, C 1 -C 4 -Halogenalkyl f 
Ci-C 4 -Alkoxy oder Ci-C 4 -Halogenalkoxy; 

A Sauerstoff oder Schwefel; 

15 X eine chemische Bindung, Methylen, 1,2-Ethylen, Pro- 
pan- 1, 3 -diyl, Ethen-1, 2-diyl, Ethin-1 , 2-diyl oder uber das 
Heteroatom an den Phenylring gebundenes Oxymethylen oder 
Thiamethylen, wobei alle Gruppen unsubstituiert sein oder ei- 
nen oder zwei Substituenten tragen konnen, jeweils ausgewahlt 

20 aus der Gruppe bestehend aus Cyano, Carboxy, Halogen, 

Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl, C x -C 4 -Alkoxy , (C1-C4-AI- 
koxy )carbonyl, Di- (Ci-C 4 -Alkyl) amino und Phenyl; 

r6 Wasserstoff, Nitro, Cyano, Halogen, Halogensulf onyl, -O-Y-R 8 , 
25 _o~CO-Y-R 8 , -N(Y-R 8 ) (Z-R 9 ) , -N(Y-R 8 )-S0 2 -Z-R 9 , 

-N(S0 2 -Y-R 8 ) (S0 2 -Z-R 9 ) , -N(Y-R 8 )-CO-Z-R 9 , -N ( Y-R 8 ) ( 0-Z-R 9 ) , 
-S(0) n -Y-R 8 mit n = 0, 1 oder 2, -S0 2 -0-Y-R 8 , 
-S0 2 -N(Y-R 8 ) (Z-R 9 ) , -CO-Y-R 8 , -C ( =NOR 10 ) -Y-R 8 , 

-C ( =N0R 10 ) -O-Y-R 8 , -CO-O-Y-R 8 , -CO-S-Y-R 8 , -CO-N ( Y-R 8 ) ( Z-R 9 ) , 
30 -CO-N(Y-R 8 ) (O-Z-R 9 ) oder -P0 (O-Y-R 8 ) 2 ; 

Q Stickstoff oder eine Gruppe C-R 7 , worin R 7 fiir Wasserstoff , 
OH, SH oder NH 2 steht; oder 

35 X-R 6 und R 7 eine 3- oder 4-gliedrige Kette, deren Kettenglieder 
neben Kohlenstoff 1, 2 oder 3 Heteroatome, ausgewahlt unter 
Stickstoff-, Sauerstoff- und Schwef elatomen, aufweisen kon- 
nen, die unsubstituiert sein oder ihrerseits einen, zwei oder 
drei Substituenten tragen kann, und deren Glieder auch ein 

40 oder zwei nicht benachbarte Carbonyl-, Thiocarbonyl- oder 

Sulf onyl-Gruppen umfassen konnen, 

worin die Variablen Y, z, R 8 , R 9 und R 10 die nachfolgend 
angegebenen Bedeutungen haben: 

45 

Y, z unabhangig voneinander: 
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eine chemische Bindung, Methylen Oder 1,2-Ethylen, die 
unsubstituiert sein oder einen oder zwei Substituenten tragen 
konnen, jeweils ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus 
Carboxy, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl, 
5 (Ci-C 4 -Alkoxy) carbonyl und Phenyl; 

R 8 , R 9 unabhangig voneinander: 

Wasserstoff, Ci-C 6 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Alkoxy-Ci-C 4 -alkyl, 
C 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C 6 -Halogenalkenyl, C 2 -C 6 -Alkinyl, C 2 -C 6 -Halo- 

10 genalkinyl, -CH(RH) (R 12 ) , -C (R 11 ) (R 12 ) -N0 2 , -C(RH) (Ri 2 )-CN, 

-CfR 11 ) (R 12 ) -Halogen, -CfR 11 ) (R 12 )-OR 13 , -C(R 1:L ) ( R 12 ) -N ( R 13 ) R 14 , 
-C(RH) (Rl 2 )-N(R 13 )-ORl 4 , -CfR 11 ) (R* 2 )-SR 13 , -C(R") (R 12 ) -SO-R 13 , 
-C(Rll) (R 12 )-S0 2 -R 13 / -C (R 11 ) (R 12 )-S0 2 -ORl 3 , 
-C(Rll) (R 12 )-S0 2 -N(R 13 )R 14 f -C(R") ( R 12 ) -CO-R^ 3 , 

15 -C(R 11 ) (R 12 )-C(=NORl5)-Ri3^ -C(Rll) (R 12 ) -CO-OR 13 , 

-CfR 11 ) (R 12 )-CO-SR 13 , -CfR 11 ) (R 12 )-CO-N(R 13 )R 14 , 
-CCR 11 ) (R 12 )-CO-N(Rl 3 )-OR 14 , -C (R 11 ) (R 12 ) -PO (OR 13 ) 2 , 
C 3 -C 8 -Cycloalkyl-Ci-C 4 -alkyl, 

C 3 -C 8 -Cycloalkyl, das ein Carbonyl- oder Thiocarbonyl-Ring- 

20 glied enthalten kann, 

Phenyl oder 3-, 4-, 5-, 6- oder 7-gliedriges Heterocyclyl, 
das ein Carbonyl- oder Thiocarbonyl-Ringglied enthalten kann, 
wobei jeder Cycloalkyl-, der Phenyl- und jeder 
Heterocyclyl-Ring unsubstituiert sein oder ein, zwei, drei 

25 oder vier Substituenten tragen kann, jeweils ausgewahlt aus 

der Gruppe bestehend aus Cyano, Nitro, Amino, Hydroxy, 
Carboxy, Halogen, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl, 
C 1 -c 4 -Alkoxy, Ci-C 4 -Halogenalkoxy, Ci-C 4 -Alkylthio, 
C 1 -c 4 -Halogenalkylthio , Ci-C 4 -Alkylsulf onyl , 

30 C!-C 4 -Halogenalkylsulfonyl, (Ci-C 4 -Alkyl) carbonyl, 

( C x -C 4 -Halogenalkyl ) carbonyl , ( Ci-C 4 -Alkyl ) carbonyloxy , 

( Ci-C 4 -Halogenalkyl ) carbonyloxy, ( Ci-C 4 -Alkoxy ) carbonyl und 

Di- ( Ci-C 4 -Alkyl ) amino ; 

35 R 10 Wasserstoff, Ci-C 6 -Alkyl, C!-C 6 -Halogenalkyl, Cx-C 4 -Alkoxy- 
carbonyl-Ci-C 4 -alkyl, C 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C 6 -Halogenalkenyl, 
C 2 -c 6 -Alkinyl, C 2 -C 6 -Halogenalkinyl, C 3 -C 8 -Cycloalkyl, Phenyl 
oder Phenyl-Ci-C 4 -alkyl; 

40 wobei die Variablen R 11 bis R 15 die folgenden Bedeutungen aufwei- 
sen: 

r11 f r12 unabhangig voneinander 

Wasserstoff, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Alkoxy-C 1 -C 4 -alkyl, 
45 Ci-C 4 -Alkylthio-Ci-C 4 -alkyl, (Ci-C 4 -Alkoxy )carbonyl-Ci-C 4 -alkyl 

oder Phenyl-C!-C 4 -alkyl, wobei der Phenylring unsubstituiert 
sein oder ein bis drei Substituenten tragen, jeweils 
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ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus Cyano, Nitro, 
Carboxy, Halogen, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl und 
( Ci-C 4 -Alkoxy ) carbonyl ; 

5 R 13 , R 14 unabhangig voneinander 

Wasserstoff, Ci-C 6 -Alkyl, d-C 6 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Alk- 
oxy-Ci-C 4 -alkyl / C 2 -C6-Alkenyl, C 2 -C 6 -Halogenalkenyl, 
C2-C6-Alkinyl , C 2 -C6-Halogenalkinyl , C 3 -C 8 -Cycloalkyl , 
C 3 -C 8 -Cycloalkyl-C 1 -C 4 -alkyl f Phenyl , Phenyl-Ci-C 4 -alkyl, 3- 

10 bis 7-gliedriges Heterocyclyl oder Heterocyclyl-Ci-C 4 -alkyl, 

wobei jeder Cycloalkyl- und jeder Heterocyclyl-Ring ein 
Carbonyl- oder Thiocarbonyl-Ringglied enthalten kann, 
und wobei jeder Cycloalkyl-, der Phenyl- und jeder 
Heterocyclyl-Ring unsubstituiert sein oder ein bis vier 

15 Substituenten tragen kann, jeweils ausgewahlt aus der Gruppe 

bestehend aus Cyano, Nitro, Amino, Hydroxy, Carboxy, Halogen, 
C 1 ~c 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Alkoxy , 
C 1 -c 4 -Halogenalkoxy , Ci-C 4 -Alkylthio , Ci-C 4 -Halogenalkylthio , 
Cx-C 4 -Alkylsulf onyl , Ci-C 4 -Halogenalkylsulf onyl , 

20 ( Ci-C 4 -Alkyl ) carbonyl , ( Ci-C 4 -Halogenalkyl ) carbonyl, 

(Ci-C 4 -Alkyl)carbonyloxy, (Ci-C 4 -Halogenalkyl)carbonyloxy, 
(Ci-C 4 -Alkoxy) carbonyl und Di-(Ci-C 4 -Alkyl) amino; 

R 1 ^ Wasserstoff, Ci-C 6 -Alkyl, Ci-C 6 -Halogenalkyl, C 2 -C 6 ~Alkenyl , 
25 C 2 -C 6 -Halogenalkenyl , C 2 -C 6 -Alkiny 1 , C 2 -C 6 -Halogenalkinyl , 

C 3 -C 8 -Cycloalkyl, Phenyl oder Phenyl-Ci-C 4 -alkyl ; 

und von deren landwirtschaftlich brauchbaren Salzen als Herbizide 
und/oder zur Desikkation und/oder Defoliation von Pflanzen. 

30 

Weiterhin betrifft die vorliegende Erf indung die Verbindungen der 
zuvor definierten allgemeinen Formel I und ihre landwirtschaft- 
lich brauchbaren Salze, wobei von den beanspruchten Verbindungen 
solche Verbindungen der Formel I ausgenommen sind, worin A fur 

35 Sauerstoff , Q fur CH, R 3 und R 5 fur Trif luormethyl stehen, und R 1 , 
r2, R 2 ', R 4 und X-R 6 Wasserstoff bedeuten; oder worin A fur 
Sauerstoff und Q fur N stehen, R 3 und R 4 die zuvor genannten Be- 
deutungen aufweisen, R 1 , R 2 und R 2 ' Wasserstoff bedeuten und X-R 6 
fur Wasserstoff oder Halogen steht, wenn R 5 Trif luormethyl 

40 bedeutet. Weiterhin ausgenommen sind Verbindungen der Formel I, 
worin A fiir Sauerstoff, Q fiir CH und R 3 fiir Trif luormethyl stehen, 
Ri, R 2 , R 2 ', R 4 Wasserstoff bedeuten und X-R 6 fiir eine Gruppe 
S(0) n -Y-R 8 mit n = 0, 1 oder 2 steht, worin Y eine Einf achbindung 
bedeutet und R 8 ausgewahlt ist unter n-Propyl, Isopropyl, 

45 Cyclopropylmethyl und 2 , 2 , 2-Trif luorethyl . 

AuBerdem betrifft die Erf indung: 
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herbizide Mittel und Mittel zur Desikkation und/oder 
Defoliation von Pflanzen, welche die Verbindungen I als 
wirksame Substanzen enthalten, 

Verf ahren zur Herstellung der Verbindungen I und von 
5 herbiziden Mitteln und Mitteln zur Desikkation und/oder 

Defoliation von Pflanzen unter Verwendung der Verbindungen I, 
sowie 

- Verfahren zur Bekampfung von unerwunschtem Pf lanzenwuchs 

(Schadpf lanzen) und zur Desikkation und/oder Defoliation von 
10 Pflanzen mit den Verbindungen I, 

Verbindungen der allgemeinen Formel II, 



R 2a p R4a 



15 




(II) 



R2a' O X— R6a 



20 

worin R 3 , X und Q die oben genannten Bedeutungen haben und 
R 2a , R 2a ', R 4a , R 5a , R 6a fur R 2 f R 2 ', R 4 , R 5 und R 6 mit den oben 
genannten Bedeutungen stehen, 

ausgenommen Verbindungen der allgemeinen Formel II , 
25 worin Q fiir CH steht, R 3 und R 5a Trif luormethyl bedeuten und 

R 2a , R 2a ', R 4a und X-R 6a Wasserstoff bedeuten; 

weiterhin ausgenommen Verbindungen der allgemeinen Formel II , 
worin Q fiir N steht, R 3 und R 4a die oben fur R 3 bzw. R 4 ange- 
gebene Bedeutung haben, R 2a und R 2a# Wasserstoff bedeuten, 
30 X-R 6a fiir Wasserstoff oder Halogen stehen, wenn R 5a Trifluor- 

methyl bedeutet, 

weiterhin ausgenommen Verbindungen der allgemeinen Formel II 
mit Q = CH und R 3 = Trif luormethyl, wenn R 2a , R 2a ' und R 4a Was- 
serstoff bedeuten, R 5a die oben fiir R 5 angegebene Bedeutung 
35 hat, X eine Einf achbindung bedeutet und R 6 fiir eine Gruppe 

S(0) n -YR 8 steht mit n = 0, 1 oder 2, worin Y eine Einf ach- 
bindung bedeutet und R 8 ausgewahlt ist unter n-Propyl, Iso- 
propyl , Cyclopropylmethyl und 2 , 2 , 2-Trif luorethyl, sowie die 
Tautomeren der Verbindungen II. 

40 

Die Verbindungen der Formel I konnen in den Substituenten ein 
oder mehrere Chiralitatszentren aufweisen und liegen dann 
als Enantiomeren- oder Diastereomerengemische vor. Gegenstand der 
Erfindung sind sowohl die reinen Enantiomeren oder Diastereomeren 
45 als auch deren Gemische, 
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Unter landwirtschaf tlich brauchbaren Salzen kommen vor allem die 
Salze derjenigen Kationen oder die Saureadditionssalze derjenigen 
Sauren in Betracht, deren Kationen beziehungsweise Anionen die 
herbizide Wirkung der Verbindungen I nicht negativ beeintrach- 
5 tigen. So kommen als Kationen insbesondere die Ionen der Alkali- 
metalle, vorzugsweise Natrium und Kalium, der Erdalkalimetalle, 
vorzugsweise Calcium, Magnesium und Barium, und der Ubergangs- 
metalle, vorzugsweise Mangan, Kupfer, Zink und Eisen, sowie 
das Ammoniumion, das gewunschtenf alls ein bis vier Ci-C 4 -Alkyl- 

10 substituenten und/oder einen Phenyl- oder Benzylsubstituenten 
tragen kann f vorzugsweise Diisopropylammonium, Tetramethyl- 
ammonium, Tetrabutylammonium, Trimethylbenzylammonium, des 
weiteren Phosphoniumionen, Sulf oniumionen, vorzugsweise 
Tri(Ci-C 4 -alkyl)sulfonium und Sulf oxoniumionen, vorzugsweise 

15 Tri(Ci-C 4 -alkyl) sulfoxonium, in Betracht. 

Anionen von brauchbaren Saureadditionssalzen sind in erster Linie 
Chlorid, Bromid, Fluorid, Hydrogensulf at , Sulf at, Dihydrogen- 
phosphat, Hydrogenphosphat, Phosphat, Nitrat, Hydrogencarbonat , 

20 Carbonat, Hexaf luorosilikat , Hexaf luorophosphat, Benzoat, sowie 
die Anionen von Ci-C 4 -Alkansauren, vorzugsweise Formiat, Acetat, 
Propionat und Butyrat. Sie konnen durch Reaktion von I mit einer 
Saure des entsprechenden Anions, vorzugsweise der Chlorwasser- 
stoffsaure, Bromwasserstoff saure, Schwef elsaure, Phosphor saure 

25 oder Salpeter saure, gebildet werden. 

Die bei der Definition der Substituenten R 2 , R 2 ', R 4 , R 5 , R 6 , R 7 
bis R 19 oder als Reste an Cycloalkyl-, Phenyl- oder heterocycli- 
schen Ringen genannten organischen Molekiilteile stellen - wie die 

30 Bedeutung Halogen - Sammelbegrif f e fur individuelle Aufzahlungen 
der einzelnen Gruppenmitglieder dar. Samtliche Kohlenstof f ketten, 
also alle Alkyl-, Halogenalkyl-, Alkoxy-, Halogenalkoxy-, 
Alkylthio-, Halogenalkylthio- , Alkylsulf inyl-, Halogenalkylsul- 
finyl-, Alkylsulf onyl-, Halogenalkylsulf onyl-, Alkenyl-, Halogen- 

35 alkenyl-, Alkinyl- und Halogenalkinyl-Gruppen sowie entsprechende 
Gruppenteile in groBeren Gruppen wie Alkoxycarbonyl , Phenyl - 
alkyl-, Cycloalkylalkyl, Alkoxycarbonylalkyl etc. konnen gerad- 
kettig oder verzweigt sein, wobei das Prafix Cn-C^ jeweils die 
mogliche Anzahl von Kohlenstof fatomen in der Gruppe angibt. 

40 Halogenierte Substituenten tragen vorzugsweise ein, zwei, drei, 
vier oder fiinf gleiche oder verschiedene Halogenatome - Die 
Bedeutung Halogen steht jeweils fur Fluor, Chlor, Brom oder Iod. 



Ferner stehen beispielsweise : 

45 
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Ci-C 4 -Alkyl fiir: CH 3 , C 2 H 5 , n-Propyl, CH(CH 3 ) 2 , n-Butyl, 
CH(CH 3 )-C 2 H 5 , CH 2 -CH(CH 3 ) 2 und C(CH 3 ) 3 ; 

Ci-C 4 -Halogenal3cyl fiir: einen Ci~C 4 -Alkylrest wie vorstehend 
5 genannt, der partiell oder vollstandig durch Fluor, Chlor f 

Brom und/oder Iod substituiert ist, also z.B. CH 2 F, CHF 2 , CF 3 , 
CH 2 C1, Dichlormethyl , Trichlormethyl, Chlorf luormethyl , 
Dichlorf luormethyl , Chlordif luormethyl , 2-Fluorethyl , 
2-Chlorethyl, 2-Bromethyl, 2-Iodethyl, 2 , 2-Dif luorethyl, 
10 2,2, 2-Trif luorethyl, 2 -Chlor-2-f luorethyl, 

2- Chlor-2 , 2-dif luorethyl , 2 , 2-Dichlor-2-f luorethyl f 
2,2, 2-Trichlorethyl , C 2 F 5 , 2-Fluorpropyl , 3-Fluorpropyl , 
2 , 2-Dif luorpropyl, 2 , 3-Dif luorpropyl, 2-Chlorpropyl, 

3- Chlorpropyl, 2 , 3-Dichlorpropyl, 2-Brompropyl, 3 -Brompropy 1 , 
15 3,3,3 -Tr i f luorpropyl , 3,3,3 -Tr ichlorpropy 1 , 

2 , 2 , 3 , 3 , 3 -Pent af luorpropyl , Hept af luorpropyl , 

1- ( F luormethyl ) -2-f luorethyl , 1- ( Chlormethyl ) -2-chlorethyl , 

1- (Brommethyl) -2-bromethyl , 4-Fluorbutyl, 4-Chlorbutyl, 

4- Brombutyl oder Nonaf luorbutyl; 

20 

- Ci-C 6 -Al]cyl fiir: Ci-C 4 -Alkyl wie vorstehend genannt, sowie 

z.B. n-Pentyl, 1-Methylbutyl, 2-Methylbutyl, 3-Methylbutyl, 
2,2-Dimethylpropyl r 1-Ethylpropyl, n-Hexyl, 
1 , 1-Dimethylpropyl, 1 , 2-Dimethylpropyl, 1-Methylpentyl, 
25 2-Methylpentyl, 3-Methylpentyl, 4-Methylpentyl, 

1 . 1- Dimethylbutyl , 1 , 2-Dimethylbutyl , 1 , 3-Dimethylbutyl , 

2 . 2- Dimethylbutyl , 2 , 3-Dimethylbutyl , 3 , 3-Dimethylbutyl , 
1-Ethylbutyl , 2-Ethylbutyl , 1,1, 2-Trimethylpropyl , 

1,2, 2 -Tr imethy lpropy 1 , 1 -Ethyl- 1-methylpropyl oder 
30 l-Ethyl-2-methylpropyl, vorzugsweise Methyl, Ethyl, n-Propyl, 

1-Methylethyl, n-Butyl, 1, 1-Dimethylethyl, n-Pentyl oder 
n-Hexyl; 

Ci-C 6 -Halogenalkyl fiir: einen Ci-C 6 -Alkylrest wie vorstehend 
35 genannt, der partiell oder vollstandig durch Fluor, Chlor, 

Brom und/oder Iod substituiert ist, also z.B. einen der unter 
C 1 ~C 4 ~Halogenalkyl genannten Reste sowie fiir 5-Fluor-l-pentyl, 

5- Chlor-l-pentyl, 5-Brom-l-pentyl, 5-Iod-l-pentyl, 

5.5. 5- Trichlor-l-penyl , Undecaf luorpentyl , 6-Fluor-l-hexyl , 
40 6-Chlor-l-hexyl, 6-Brom-l-hexyl, 6-Iod-l-hexyl , 

6 . 6. 6- Trichlor-l-hexyl oder Dodecaf luorhexyl; 

Phenyl-Ci-C 4 -alkyl fiir: Benzyl , 1 -Pheny lethyl, 2-Phenylethyl, 
1-Phenylprop-l-yl, 2-Phenylprop-l-yl, 3-Phenylprop-l-yl, 
4 5 1 -Pheny lbut- 1 -y 1 , 2 -Pheny lbut- 1 -y 1 , 3 -Pheny lbut- 1-y 1 , 

4 -Pheny lbut- 1-yl, l-phenylbut-2-yl, 2 -Pheny lbut-2 -yl, 
3 -Pheny lbut-2 -y 1 , 3 -Pheny lbut-2 -yl , 4 -Pheny lbut-2 -y 1 , 
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1- ( Phenylmethyl ) -eth-l-yl , 

1- (Phenylmethyl ) -1- (methyl ) -eth-l-yl oder 

1- ( Phenylmethyl) -prop- 1-yl, vorzugsweise Benzyl oder 

2- Phenylethyl ; 

5 

Heterocyclyl-Ci-C 4 -alkyl fiir: Heterocyc lylmethyl, 
1-Heterocyclyl-ethyl , 2-Heterocyclyl-ethyl , 

1- Heterocyclyl-prop-l-yl, 2-Heterocyclyl-prop-l-yl, 

3- Heterocyclyl-prop-l-yl, 1-Heterocyclyl-but-l-yl, 
10 2-Heterocyclyl-but-l-yl, 3-Heterocyclyl-but-l-yl, 

4- Heterocyclyl-but-l-yl, l-Heterocyclyl-but-2-yl, 

2- Heterocyclyl-but-2-yl, 3-Heterocyclyl-but-2-yl, 

3 - Heterocyc ly 1-but- 2 -y 1 , 4 - Heterocyc ly 1 -but- 2 -y 1 , 
1- ( Heterocyc lyl-methyl ) -eth-l-yl , 

15 1- ( Heterocyc lylmethyl) -1- (methyl) -eth-l-yl oder 

1- (Heterocyclylmethyl) -prop- 1-yl , vorzugsweise 
Heterocyc lylmethyl oder 2-Heterocyclyl-ethyl; 

Cl _C 4 -Alkoxy fur: OCH 3 , OC 2 H 5/ n-Propoxy, OCH(CH 3 ) 2 , n-Butoxy, 
20 OCH(CH 3 )-C 2 H 5 , OCH 2 -CH(CH 3 )2 oder 0C(CH 3 ) 3 , vorzugsweise fiir 

0CH 3 , OC 2 H 5 Oder OCH(CH 3 ) 2 ; 

Ci-C 4 -Halogenalkoxy fiir: einen C!-C4-Alkoxyrest wie vorstehend 
genannt, der partiell oder vollstandig durch Fluor, Chlor, 

25 Brom und/oder Iod substituiert ist, also z.B. OCH 2 F, OCHF 2 , 

0CF 3 , 0CH 2 C1, 0CH(C1) 2 , 0C(C1) 3 , Chlor f luormethoxy , 
Dichlorf luormethoxy, Chlordif luormethoxy , 2-Fluorethoxy , 
2~Chlorethoxy, 2-Bromethoxy, 2-Iodethoxy, 2 , 2-Dif luorethoxy, 
2 , 2 , 2-Trif luorethoxy , 2-Chlor-2-f luorethoxy, 

30 2-Chlor-2 , 2 -dif luorethoxy , 2 , 2-Dichlor-2-f luorethoxy , 

2,2, 2-Trichlorethoxy, OC 2 F 5 , 2-Fluorpropoxy , 3-Fluorpropoxy , 
2 , 2 -Dif luorpropoxy , 2 , 3-Dif luorpropoxy, 2-Chlorpropoxy , 
3-Chlorpropoxy , 2 , 3-Dichlorpropoxy , 2 -Br ompr opoxy , 

3- Brompropoxy , 3,3, 3-Trif luorpropoxy , 3,3, 3-Trichlorpropoxy , 
35 2, 2 ,3,3,3-Pentaf luorpropoxy , OCF 2 -C 2 F 5 , 

1- ( CH 2 F ) -2-f luorethoxy , 1- ( CH 2 C1 ) -2-chlorethoxy , 

1- (CH 2 Br ) -2-bromethoxy , 4-Fluorbutoxy , 4-Chlorbutoxy , 

4- Brombutoxy oder Nonaf luorbutoxy, vorzugsweise fiir OCHF 2 , 
0CF 3 , Dichlorf luormethoxy, Chlordif luormethoxy oder 

40 2,2 , 2-Trif luorethoxy ; 

Ci-C 6 -Alkylthio fur: SCH 3 , SC 2 H 5 , n-Propy lthio , SCH(CH 3 ) 2 , 
n-Butylthio, SCH(CH 3 ) -C 2 H 5 , SCH 2 -CH(CH 3 ) 2 oder SC(CH 3 ) 3 , vor- 
zugsweise fiir SCH 3 oder SC 2 H 5 ; 

45 
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Ci-C 4 -Halogenalkylthio fiir: einen Ci-C 4 -Alkylthiorest wie 
vorstehend genannt, der partiell oder vollstandig durch 
Fluor, Chlor, Brom und/oder Iod substituiert ist, also z.B. 
SCH 2 F, SCHF 2 , SCH 2 Cl, SCH(Cl) 2 , SC(Cl) 3 , SCF 3 , 
5 Chlorf luormethylthio , Dichlorf luormethylthio , 

Chlordif luormethylthio , 2 -Fluorethylthio , 2 -Chlorethylthio , 
2-Bromethylthio, 2-Iodethylthio, 2 , 2-Dif luorethylthio, 

2 . 2 . 2- Trif luorethylthio, 2 -Chlor-2-f luorethylthio, 

2- Chlor-2 , 2-dif luorethylthio, 2 , 2-Dichlor-2-f luorethylthio, 
10 2 , 2,2-Trichlorethylthio, SC 2 F 5 , 2-Fluorpropylthio, 

3 - Fluorpropylthio , 2,2 -Dif luorpropylthio , 

2 , 3-Dif luorpropylthio, 2-Chlorpropylthio, 3-Chlorpropylthio, 
2 , 3-Dichlorpropylthio, 2-Brompropylthio, 3-Brompropylthio, 

3.3. 3- Trif luorpropylthio, 3,3, 3-Trichlorpropylthio, SCH 2 -C 2 F 5 , 
15 SCF 2 -C 2 F 5 , l-(CH 2 F)-2-f luorethylthio, 

1- ( CH 2 C1 ) -2-chlorethylthio , 1- ( CH 2 Br ) -2-bromethylthio , 

4- Fluorbutylthio, 4-Chlorbutylthio, 4-Brombutylthio oder 
SCF 2 -CF 2 -C 2 F 5 , vorzugsweise fiir SCHF 2 , SCF 3 , 

Dichlorf luormethylthio, Chlordif luormethylthio oder 
20 2,2, 2-Trif luorethylthio; 



25 



30 



35 



40 



45 



C 1 -C4-Alkoxy-Ci-C4-alkyl fiir: durch Ci-C 4 -Alkoxy - wie 
vorstehend genannt - substituiertes Ci-C 4 -Alkyl, also z.B. 
CH 2 -OCH 3 , CH 2 -OC 2 H 5 , n-Propoxymethyl , CH 2 -OCH(CH 3 ) 2 , 
n-Butoxymethyl , ( 1-Methylpropoxy) methyl, 
( 2 -Methy lpr opoxy ) methyl , CH 2 -0C ( CH 3 ) 3 , 2 - ( Methoxy ) ethyl , 



fiir 



2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
3- 
3- 
3- 
3- 
2- 
2- 
2- 
3- 
3- 
3- 
3- 
4- 
4- 
4- 



Ethoxy ) ethyl , 2- ( n-Pr opoxy ) ethyl, 2-( 1-Methylethoxy) ethyl, 

n-Butoxy) ethyl, 2- ( 1 -Me thy lpr opoxy) ethyl, 

2 -Methy lpropoxy ) ethyl , 2 - ( 1 , 1 -Dimethy lethoxy ) ethyl , 

Methoxy ) propyl , 2 - ( Ethoxy ) propyl , 2 - ( n-Pr opoxy ) propyl , 

1 -Methy lethoxy ) propyl , 2 - ( n-Butoxy ) propyl , 

1 -Methy lpropoxy) propyl , 2- ( 2 -Me thy lpr opoxy ) propyl , 

1, 1 -Dimethy lethoxy) propyl, 3- (Methoxy ) propyl, 

Ethoxy ) propyl , 3 - ( n-Propoxy ) propyl , 

1 -Me thy lethoxy ) propyl , 3 - ( n-But oxy ) propyl , 

1 - Me thy lpropoxy) propyl , 3- ( 2 -Methy lpropoxy) propyl , 
1 , 1 -Dimethy lethoxy ) propyl , 2 - ( Methoxy ) butyl , 

Ethoxy ) butyl , 2 - ( n-Pr opoxy ) butyl , 2 - ( 1 -Me thy let hoxy ) butyl , 
n-Butoxy ) butyl , 2 - ( 1-Methy lpropoxy ) butyl , 

2 - Methylpropoxy ) butyl , 2 - ( 1 , 1-Dimethy lethoxy ) butyl , 
Methoxy ) butyl , 3 - ( Ethoxy ) butyl , 3 - ( n-Propoxy ) butyl , 
1 -Methy lethoxy ) butyl , 3 - ( n-Butoxy ) butyl , 

1 - Methylpropoxy ) butyl , 3 - ( 2 -Methylpropoxy ) butyl , 
1, 1-Dimethy lethoxy) butyl, 4- (Methoxy ) butyl, 

Ethoxy ) butyl , 4- ( n-Propoxy ) butyl , 4- ( 1-Methy lethoxy ) butyl , 
n-Butoxy) butyl, 4-( 1 -Methylpropoxy ) butyl, 

2 - Methylpropoxy) butyl oder 4- ( 1 , 1-Dimethylethoxy )butyl, 
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vorzugsweise fur CH 2 -OCH 3 , CH 2 -OC 2 H 5 , 2-Methoxyethyl oder 
2-Ethoxyethyl ; 

Ci-C 4 -Alkylthio-C 1 -C 4 -alkyl fiir: durch Ci-C 4 -Alkylthio - wie 

vorstehend genannt - substituiertes Ci-C 4 -Alkyl, also z.B. 

fiir CH2-SCH3, CH 2 -SC 2 H 5 , n-Propylthiomethyl , CH 2 -SCH(CH 3 ) 2 , 

n-Butylthiomethyl, ( 1-Methylpropylthio) methyl, 

( 2 -Methy lpropy lthio ) methyl , CH 2 -SC ( CH 3 ) 2 , 2- (Methylthio ) ethyl , 

2 - ( Ethylthio ) ethyl , 2 - ( n-Propy lthio ) ethyl , 

2 - ( 1 -Methy lethy 1 t hio ) ethyl , 2 - ( n-Buty It hio ) ethyl , 

2 - ( 1-Methylpropylthio ) ethyl , 2 - ( 2 -Methy lpropy lthio ) ethyl , 

2 - ( 1 , 1 -Dimethy lethy lthio ) ethyl , 2 - ( Methylthio ) propyl , 

2 - ( Ethylthio ) propyl , 2 - ( n-Propy It hio ) propyl , 

2- ( 1 -Me thy lethy lthio ) propyl , 2- ( n-Butylthio ) propyl , 

2 - ( 1 -Methy lpropy lthio ) propyl , 2 - ( 2 -Me thy lpropy lthio ) propyl , 
2_ ( l , 1 -Dimethy lethy lthio ) propyl , 3- (Methylthio ) propyl , 

3- ( Ethylthio ) propyl , 3 - ( n-Propy lthio ) propyl , 

3 - ( 1 -Methy lethy lthio ) propyl , 3 - ( n-Buty It hio ) propyl , 

3 - ( 1-Methylpropylthio ) propyl , 3 - ( 2 -Methy lpropy lthio ) propyl , 
3- ( 1 , 1 -Dime thy lethy lthio) propyl , 2 - (Methylthio) butyl, 

2 - ( Ethylthio ) butyl , 2 - ( n-Propy lthio ) butyl , 

2- ( 1 -Methy lethy lthio ) butyl , 2- ( n-Buty It hio ) butyl f 

2- ( 1-Methylpropylthio ) butyl , 2- ( 2 -Methy lpropy lthio ) butyl , 

2- ( 1 , 1 -Dimethy lethy It hio ) butyl , 3 - (Methylthio ) butyl f 

3 - ( Ethylthio ) butyl , 3 - ( n-Propy lthio ) butyl f 

3- ( 1-Methylethylthio ) butyl f 3- ( n-Buty lthio ) butyl , 

3- ( 1-Methylpropylthio ) butyl , 3- ( 2 -Methy lpropy lthio ) butyl , 

3- ( 1 , 1 -Dimethy lethy lthio ) butyl , 4 - (Methylthio ) butyl f 

4 - ( Ethylthio ) butyl , 4- ( n-Propylthio ) butyl , 

4- ( 1-Methylethylthio ) butyl , 4- ( n-Buty lthio ) butyl , 

4- ( 1-Methylpropylthio) butyl, 4- ( 2 -Me thy lpropy It hio) butyl oder 

4 - ( 1 , 1-Dimethylethylthio ) butyl , vorzugsweise CH 2 -SCH 3 , 
CH 2 -SC 2 H 5 , 2-Methylthioethyl oder 2-Ethylthioethyl ; 



35 - (Ci-C 4 -Alkyl)carbonyl fiir: CO-CH3, CO-C 2 H 5f CO-CH 2 -C 2 H 5f 

CO-CH(CH 3 ) 2 , n-Butylcarbonyl , CO-CH(CH 3 ) -C 2 H 5 , CO-CH 2 -CH(CH 3 ) 2 
oder CO-C(CH 3 ) 3 , vorzugsweise fiir CO-CH 3 oder CO-C 2 H 5 ; 



(C 1 -C 4 -Halogenalkyl)carbonyl fiir: einen 

40 (Ci-C 4 -Alkyl)carbonylrest - wie vorstehend genannt - der 

partiell oder vollstandig durch Fluor, Chlor, Brom und/oder 
Iod substituiert ist, also z.B. CO-CH 2 F, CO-CHF 2 , C0-CF 3 , 
CO-CH 2 Cl , CO-CH ( Cl ) 2 $ CO-C ( CI ) 3 , Chlorf luormethy lcarbonyl , 
Dichlor f luormethylcarbonyl , Chlordif luormethy lcarbonyl , 

45 2 -Fluorethy lcarbonyl, 2-Chlorethylcarbonyl, 

2 -Bromethy lcarbonyl , 2 -Iodethy lcarbonyl, 
2 , 2-Dif luorethylcarbonyl , 2,2, 2-Trif luore thy lcarbonyl, 
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2-Chlor-2-f luorethylcarbonyl, 

2- Chlor-2 , 2-dif luorethylcarbonyl, 
2 , 2-Dichlor-2-f luorethylcarbonylf 

2,2, 2-Trichlorethylcarbonyl , CO-C 2 F 5 , 2 -Fluorpropylcarbony 1 , 
5 3-Fluorpropylcarbonyl, 2 , 2-Dif luorpropylcarbonyl, 

2 , 3-Dif luorpropylcarbonyl , 2-Chlorpropylcarbonyl , 

3- Chlorpropylcarbonyl , 2 , 3-Dichlorpropylcarbonyl , 
2-Brompropylcarbonyl , 3-Brompropylcarbonyl , 

3 , 3 , 3 -Tr if luorpropylcarbonyl, 3,3, 3 -Trichlorpropy lcarbony 1 , 
10 2, 2, 3, 3, 3 -Pent af luorpropylcarbonyl, CO-CF 2 -C 2 F 5 , l-(CH 2 F)-2- 

f luorethylcarbonyl , 1- ( CH 2 C1 ) -2-chlorethylcarbonyl , 
1- ( CH 2 Br ) -2-bromethylcarbonyl , 4-Fluorbutylcarbonyl, 

4 - Chlorbuty lcarbony 1, 4-Brombutylcarbonyl oder 

Nonaf luorbutylcarbony 1 , vorzugsweise fur CO-CF 3 , C0-CH 2 C1, 
15 oder 2 , 2 , 2-Tr if luorethylcarbonyl ; 



(Ci-C 4 -Alkyl)carbonyloxy fur: O-CO-CH3, 0-CO-C 2 H 5 , 
0-CO-CH 2 -C 2 H 5 , 0-CO-CH(CH 3 ) 2 , 0-CO-CH 2 -CH 2 -C 2 H 5 , 
0-CO-CH(CH 3 )-C 2 H 5 , 0-CO-CH 2 -CH(CH 3 ) 2 oder 0-CO-C (CH 3 ) 3 , vor- 
20 zugsweise fur 0-CO-CH 3 oder 0-CO-C 2 H 5 ; 



(Ci-C 4 -Halogenalkyl)carbonyloxy fur: einen 
(Ci-C 4 -Alkyl)carbonylrest - wie vorstehend genannt - der 
partiell oder vollstandig durch Fluor, Chlor, Brom und/oder 
25 Iod substituiert ist, also z.B. 0-C0-CH 2 F, 0-CO-CHF 2 , 

0 - C0-CF 3 , 0-CO-CH 2 Cl, 0-CO-CH(Cl) 2 , 0-CO-C(Cl) 3 , 

Chlor f luormethylcarbonyloxy, Dichlorf luormethylcarbonyloxy , 
Chlordif luormethylcarbonyloxy, 2-Fluorethylcarbonyloxy , 
2 -Chlor ethy lcarbony loxy, 2-Bromethylcarbonyloxy , 
30 2-lodethylcarbonyloxy , 2 , 2-Dif luorethylcarbonyloxy, 

2.2, 2 -Tr if luorethylcarbonyloxy , 
2 -Chlor-2-f luorethylcarbonyloxy, 
2-Chlor-2 , 2-dif luorethylcarbonyloxy, 
2 , 2-Dichlor-2-f luorethylcarbonyloxy , 

35 2 , 2,2-Trichlorethylcarbonyloxy, 0-CO-C 2 F 5 , 

2 -Fluorpropylcarbony loxy , 3 -Fluorpropylcarbony loxy , 

2 , 2-Dif luorpropylcarbonyloxy, 2 , 3-Dif luorpropy lcarbony loxy , 

2 -Chlorpropy lcarbony loxy , 3 -Chlorpropy lcarbony loxy , 

2 , 3-Dichlorpropylcarbonyloxy, 2 -Br ompropy lcarbony loxy , 

40 3-Brompropylcarbonyloxy , 3,3, 3 -Tr if luorpropylcarbonyloxy , 

3.3, 3 -Tr ichlorpropy lcarbony loxy , 
2,2,3,3, 3 -Pent af luorpropylcarbonyloxy , 
Hept a f luor pr opy lc arbony loxy , 

1 - ( CH 2 F ) -2 -f luorethylcarbonyloxy , 
45 1- ( CH 2 C1 ) - 2 -chlorethylcarbony loxy , 

1— (CH 2 Br ) - 2 -brome thy lcarbony loxy, 4 -F luorbu ty lcarbony loxy , 
4-Chlorbutylcarbonyloxy, 4-Brombutylcarbonyloxy oder 
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15 



20 



25 



30 



35 



40 



45 
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Nonaf luorbutylcarbonyloxy, vorzugsweise fur 0-CO-CF 3 , 

0- C0-CH 2 Cl Oder 2, 2 , 2-Trif luorethylcarbonyloxy ; 

(C 1 -C 4 -Alkoxy)carbonyl fur: C0-0CH 3 , CO-OC 2 H 5 , n-Propoxy- 
carbonyl, C0-0CH(CH 3 ) 2 , n-Butoxycarbonyl, CO-OCH(CH 3 )-C 2 H 5 , 
CO-OCH 2 -CH(CH 3 ) 2 oder CO-OC(CH 3 ) 3 , vorzugsweise fiir CO-OCH3 
oder CO-OC 2 H 5 ; 

(Ci-C 4 -Alkoxy)carbonyl-Ci-C 4 -alkyl fiir: durch 
(Ci-C 4 -Alkoxy)carbonyl - wie vorstehend genannt - 
substituiertes Ci-C 4 -Alkyl, also z.B. fiir 
Methoxycarbonyl-methyl , Ethoxycarbonyl -methyl , 
n-Propoxycarbony 1 -methyl , ( 1-Methylethoxycarbony 1 ) methyl , 
n-Butoxycarbonylmethy 1 , ( 1-Methylpropoxycarbonyl ) methyl , 
( 2 -Methy lpropoxycarbony 1 ) methyl , 

( 1, l-Dimethylethoxycarbonyl)methyl f 1- (Met hoxycarbonyl ) ethyl, 

1 - ( Ethoxycarbonyl ) ethyl , 1- ( n-Propoxycarbony 1 ) ethyl , 

1- ( 1 -Methy lethoxycarbonyl ) ethyl , 1- ( n-Butoxycarbonyl ) ethyl f 

2 - ( Methoxycarbony 1 ) ethyl , 2 - ( Ethoxycarbonyl ) ethyl , 

2- ( n-Propoxycarbony 1 ) ethyl , 2 - ( 1-Methy lethoxycarbonyl ) ethyl , 
2_(n-Butoxycarbonyl)ethyl f 2- ( 1-Methylpropoxycarbonyl ) ethyl , 
2- ( 2-Methylpropoxycarbonyl ) ethyl , 
2-( 1, 1-Dimethylethoxycarbonyl) ethyl, 

2 - ( Methoxycarbony 1 ) propyl f 2 - ( Ethoxycarbonyl ) propyl , 
2- ( n-Propoxycarbony 1 ) propyl , 

2- ( 1-Methy lethoxycarbonyl ) propyl , 2- ( n-Butoxycarbonyl ) propyl f 
2- ( 1-Methylpropoxycarbonyl) propyl, 

2- (2-Methylpropoxycarbonyl ) propyl , 

2 - ( 1 , 1-Dimethylethoxycarbonyl ) propyl , 

3 - ( Methoxycarbonyl ) propyl , 3- ( Ethoxycarbonyl ) propyl , 
3- ( n-Propoxycarbonyl ) propyl , 

3- ( 1-Methy lethoxycarbonyl) -propyl, 

3- ( n-Butoxycarbonyl ) propyl , 

3- ( 1-Methylpropoxycarbonyl ) propyl , 

3 - ( 2 -Methy lpropoxycarbony 1 ) propyl , 

3- ( 1 , 1-Dimethylethoxycarbonyl ) propyl , 

2- ( Methoxycarbonyl ) -butyl , 2 - ( Ethoxycarbonyl ) butyl , 

2 - ( n-Propoxycarbony 1 ) butyl , 2 - ( 1 -Methy lethoxycarbonyl ) butyl , 

2 - (n-Butoxycarbonyl) butyl, 2- ( 1-Methylpropoxycarbonyl) butyl, 

2 - ( 2 -Methy lpropoxycarbony 1 ) butyl , 

2- ( 1 , 1-Dimethylethoxycarbonyl ) butyl , 

3 - ( Methoxycarbonyl ) butyl , 3 - ( Ethoxycarbonyl ) butyl , 

3 - ( n-Propoxycarbonyl ) butyl , 3 - ( 1-Methy lethoxycarbonyl ) butyl , 
3 _ ( n-Butoxycarbonyl ) butyl , 3- ( 1-Methylpropoxycarbonyl ) butyl , 
3 - ( 2 -Methy lpropoxycarbony 1 ) butyl , 

3 - ( 1, 1-Dimethylethoxycarbonyl) butyl, 

4 - ( Me t hoxyc arbony 1 ) butyl , 4 - ( Ethoxyc ar bony 1 ) butyl , 
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4- ( n-Propoxycarbonyl ) butyl , 4- ( 1-Methylethoxycarbonyl ) butyl , 
4- ( n-Butoxycarbonyl ) butyl , 4- ( 1-Methylpropoxycarbonyl ) butyl , 
4- ( 2-Methylpropoxycarbonyl ) butyl oder 

4- (1, 1-Dimethylethoxycarbonyl) butyl, vorzugsweise fur 
5 Methoxycarbonylmethyl, Ethoxycarbonylmethyl, 

l-(Methoxycarbonyl) ethyl oder 1- (Ethoxycarbonyl ) ethyl; 

(Ci-C 4 -Alkoxy)carbonyl-Ci-C 4 -alkoxy fiir: durch 
(Ci-C 4 -Alkoxy)carbonyl - wie vorstehend genannt - 

10 substituiertes C!-C 4 -alkoxy , also z.B. fiir 

Methoxycarbonylmethoxy, Ethoxycarbonylmethoxy , 
n-Pr opoxycar bony lmet hoxy , ( 1-Methylethoxycarbonyl ) met hoxy , 
n-Butoxycarbonylmethoxy , ( 1-Methylpropoxycarbonyl ) met hoxy , 
( 2-Methylpropoxycarbonyl ) methoxy , 

15 ( 1 , 1-Dimethylethoxycarbonyl ) methoxy , 

1- (Methoxycarbonyl ) ethoxy, 1- (Ethoxycarbonyl ) ethoxy , 

1 - ( n-Propoxycarbony 1 ) ethoxy , 

1- ( 1-Methylethoxycarbonyl) ethoxy, 1- (n-Butoxycarbonyl) ethoxy , 

2- (Methoxycarbonyl ) ethoxy , 2- ( Ethoxycarbonyl ) ethoxy, 
20 2- (n-Propoxycarbonyl) ethoxy, 

2- ( 1-Methylethoxycarbonyl ) ethoxy, 2- ( n-Butoxycarbonyl ) ethoxy, 

2 - ( 1-Methylpropoxycarbonyl ) ethoxy, 
2 - ( 2-Methylpropoxycarbonyl ) ethoxy, 

2- ( 1 , 1-Dimethylethoxycarbonyl ) ethoxy, 
25 2- (Methoxycarbonyl )propoxy, 2- (Ethoxycarbonyl )propoxy, 

2- ( n-Propoxycarbonyl ) propoxy , 
2 - ( 1-Methylethoxycarbonyl ) propoxy, 
2 - ( n-Butoxycarbonyl ) propoxy , 

2 - ( 1-Methylpropoxycarbonyl ) propoxy, 
30 2 - (2-Methylpropoxycarbonyl) propoxy, 

2- ( 1 , 1-Dimethylethoxycarbonyl ) propoxy, 

3 - ( Methoxycarbonyl ) propoxy , 3 - ( Ethoxycarbonyl ) propoxy , 

3 - ( n-Pr opoxycarbony 1 ) propoxy , 

3- ( l-Methylethoxycarbonyl ) propoxy, 
35 3- ( n-Butoxycarbonyl ) propoxy , 

3_( l-Methylpropoxycarbonyl) propoxy, 

3 _ ( 2 -Methy lpropoxycarbony 1 ) propoxy , 

3- ( 1 , 1-Dimethylethoxycarbonyl ) propoxy , 

2 - ( Me t hoxyc arbony 1 ) -bu t oxy , 2 - ( Ethoxycarbonyl ) but oxy , 
40 2 - ( n-Pr opoxycarbony 1 ) but oxy , 

2- ( 1-Methylethoxycarbonyl ) butoxy , 2- ( n-Butoxycarbonyl ) butoxy , 

2 - ( 1-Methylpropoxycarbonyl ) butoxy , 
2- (2-Methylpropoxycarbonyl ) butoxy, 

2- ( 1 , 1-Dimethylethoxycarbonyl ) butoxy, 
45 3- (Methoxycarbonyl) butoxy, 3- (Ethoxycarbonyl ) butoxy , 

3 - (n-Pr opoxycarbony 1) butoxy, 

3 _ ( i -Methy lethoxycarbonyl ) butoxy , 3 - ( n-Butoxycarbonyl ) butoxy , 
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3- ( 1-Methylpropoxycarbonyl) butoxy, 
3- ( 2-Methylpropoxycarbonyl ) butoxy , 

3- ( 1, 1-Dimethylethoxycarbonyl) butoxy, 

4- (Methoxycarbonyl ) butoxy , 4- (Ethoxycarbonyl ) butoxy , 
5 4- (n-Propoxycarbonyl) butoxy, 

4- ( 1-Methylethoxycarbonyl) butoxy, 4- (n-Butoxycarbonyl ) butoxy, 
4_ ( i-Methylpropoxycarbonyl ) butoxy, 
4_ ( 2-Methylpropoxycarbonyl ) butyl oder 

4-( 1, 1-Dimethylethoxycarbonyl) butoxy, vorzugsweise fur 
10 Methoxycarbonylmethoxy, Ethoxycarbonylmethoxy, 

1- (Methoxycarbonyl )ethoxy oder 1- (Ethoxycarbonyl )ethoxy; 



15 



20 



25 



30 



35 



40 



45 



(Ci-C4-Alkoxy)carbonyl-C 1 -C 4 -alkylthio fur: durch 

(Ci-C 4 -Alkoxy)carbonyl - wie vorstehend genannt - 

substituiertes Ci-C 4 -alky lthio, also z.B. fur 

Methoxycarbonylmethylthio , Ethoxycarbony lmethy lthio , 

n-Propoxycarbony lmethy lthio , 

( 1-Methylethoxycarbonyl ) methy lthio , 

n-Butoxycarbony lmethy lthio , 

( 1-Methylpropoxycarbonyl ) me thy lthio , 

(2-Methylpropoxycarbonyl) methy lthio, 

( 1 , 1-Dimethylethoxycarbonyl) methy lthio, 



1- 
1- 
1- 
1- 
2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
3- 
3- 
3- 
3- 
3- 
3- 
3- 
2- 



Methoxycarbonyl ) ethy lthio , 1 - ( Ethoxycarbonyl ) ethylthio , 
n-Propoxycarbonyl ) ethylthio , 
1-Methylethoxycarbonyl) ethylthio, 

n-Butoxycarbonyl ) ethylthio , 2 - ( Methoxycarbonyl ) ethylthio , 
Ethoxycarbonyl ) ethylthio , 2- ( n-Propoxycarbonyl ) ethylthio , 
1-Methylethoxycarbonyl ) ethylthio , 
n-Bu toxy car bony 1 ) ethylthio , 

1- Methylpropoxycarbonyl ) ethylthio , 

2- Methylpropoxycarbonyl ) ethylthio , 

1, 1-Dimethylethoxycarbonyl) ethy lthio, 

Methoxycarbonyl ) propy lthio , 2- (Ethoxycarbonyl ) propy lthio , 

n-Propoxycarbonyl ) propylthio , 

1 -Methy lethoxycarbonyl ) propylthio , 

n-Butoxycarbonyl ) propylthio , 

1- Methylpropoxycarbonyl ) propylthio , 

2- Methylpropoxycarbonyl) propylthio, 

1 , 1-Dimethylethoxycarbonyl ) propylthio , 

Methoxycarbonyl ) propylthio , 3 - ( Ethoxycarbonyl ) propylthio , 
n-Propoxycarbonyl ) propylthio , 
1-Methylethoxycarbonyl ) propylthio , 
n-Butoxycarbonyl ) propylthio , 

1- Methylpropoxycarbonyl) propy lthio, 

2- Methylpropoxycarbonyl ) propylthio , 

1, 1-Dimethylethoxycarbonyl) propylthio, 

Methoxycarbonyl ) -buty lthio , 2 - ( Ethoxycarbonyl ) buty lthio , 
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2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
2- 
3- 
3- 
3- 
3- 
3- 
3- 
3- 
4- 
4- 
4- 
4- 
4- 
4- 
4- 



1- 
1- 
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n-Propoxycarbony 1 ) buty lthio , 
1-Methy lethoxycarbonyl ) buty lthio , 
n-Butoxycarbonyl ) butylthio , 

1- Methy lpropoxycarbonyl ) butylthio , 

2 - Methy lpropoxycarbonyl ) butylthio , 

1 , 1-Dimethylethoxycarbonyl ) butylthio , 

Methoxycarbonyl ) butylthio , 3 - ( Ethoxycarbony 1 ) butylthio , 
n-Propoxycarbony 1 ) butylthio , 
1-Methy lethoxycarbonyl) butylthio, 
n-Butoxycarbonyl ) butylthio , 

1- Methy lpropoxycarbonyl ) butylthio , 

2 - Methy lpropoxycarbonyl ) butylthio , 

1 , 1-Dimethylethoxycarbonyl ) butylthio , 

Methoxycarbonyl ) butylthio , 4 - ( Ethoxycarbony 1 ) butylthio , 
n-Propoxycarbonyl ) butylthio , 
1-Methy lethoxycarbonyl ) butylthio, 
n-Butoxycarbonyl ) butylthio , 

1- Methy lpropoxycarbonyl ) butylthio , 

2 - Methy lpropoxycarbonyl ) butyl oder 

1 , 1-Dimethylethoxycarbonyl ) butylthio , vor zugsweise fiir 



Methoxycarbonylme thy lthio , Ethoxycarbonylmethy lthio f 



Methoxycarbonyl )ethylthio oder 
Ethoxycarbonyl ) ethy lthio ? 



25 - Ci-C 4 -Alkylsulfinyl fiir: SO-CH 3 , SO-C 2 H 5f SO-CH 2 -C 2 H 5 , 

SO-CH(CH 3 ) 2 , n-Butylsulfinyl, SO-CH(CH 3 )-C 2 H 5 , SO-CH 2 -CH(CH 3 ) 2 
oder SO-C(CH 3 ) 3 , vor zugsweise fiir SO-CH 3 oder SO-C 2 H 5 ; 



Ci-C 4 -Halogenalkylsulf inyl fiir: einen Ci-C 4 -Alkylsulf inylrest 
30 - wie vorstehend genannt - der partiell oder vollstandig 

durch Fluor, Chlor, Brom und/oder Iod substituiert ist, also 
z.B. SO-CH 2 F, SO-CHF 2 , SO-CF 3 , SO-CH 2 Cl, S0-CH(C1) 2 , 
SO-C (Cl) 3 , Chlorf luormethylsulf inyl, 

Dichlorf luormethylsulf inyl , Chlordif luormethylsulf inyl , 
35 2-Fluorethylsulf inyl, 2-Chlorethylsulf inyl, 

2-Bromethylsulf inyl , 2-Iodethylsulf inyl , 

2 . 2- Dif luorethylsulf inyl , 2,2 , 2-Trif luorethylsulf inyl , 
2-Chlor-2-f luorethylsulf inyl, 

2- Chlor-2 ,2-dif luorethylsulf inyl, 
40 2 , 2-Dichlor-2-f luorethylsulf inyl , 

2.2.2 - Trichlorethy lsulf inyl , SO-C 2 F 5 , 2-Fluorpropylsulf inyl , 

3- Fluorpropylsulf inyl , 2 , 2-Dif luorpropylsulf inyl , 

2 . 3- Dif luorpropylsulf inyl , 2-Chlorpropylsulf inyl , 
3-Chlorpropylsulf inyl, 2 , 3-Dichlorpropylsulf inyl, 

45 2-Brompropylsulf inyl , 3-Brompropylsulf inyl , 

3.3. 3- Trif luorpropylsulf inyl , 3,3, 3-Trichlorpropylsulf inyl , 
SO-CH 2 -C 2 F 5 , SO-CF 2 -C 2 F 5 , 
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l-(Fluormethyl)-2-f luorethylsulf inyl, 
1- ( Chlormethyl ) -2 -chlorethylsulf iny 1 , 

1- (Brommethyl)-2-bromethylsulf inyl, 4-Fluorbutylsulf inyl, 
4-Chlorbutylsulf inyl, 4-Brombutylsulf inyl oder 

5 Nonaf luorbutylsulf inyl, vorzugsweise fiir SO-CF 3 , SO-CH 2 Cl oder 

2 , 2 , 2-Trif luorethylsulf inyl ; 

C 1 -C 4 -Alkylsulfonyl fur: S0 2 -CH 3 , S0 2 -C 2 H 5 , SO2-CH2-C2H5 , 
S0 2 -CH(CH 3 ) 2 , n-Butylsulfonyl, S0 2 -CH(CH 3 )-C 2 H 5 , 
10 S0 2 -CH 2 -CH(CH 3 ) 2 oder S0 2 -C(CH 3 ) 3 , vorzugsweise fur S0 2 -CH 3 

oder S0 2 -C 2 H 5 ; 

C 1 -C 4 -Halogenalkylsulfonyl flir: einen C 1 -C 4 -Alkylsulf onylrest 
- wie vorstehend genannt - der partiell oder vollstandig 
15 durch Fluor f Chlor, Brom und/oder Iod substituiert ist, also 

Z.B. S0 2 -CH 2 F, S0 2 -CHF 2 , S0 2 -CF 3 , S0 2 -CH 2 Cl, S0 2 -CH(C1) 2 , 
S0 2 -C (Cl) 3 , Chlor f luormethylsulf onyl , 

Dichlorf luormethylsulf onyl, Chlordif luormethylsulf onyl f 

2- Fluorethylsulfonyl, 2 -Chlorethylsulf onyl, 
20 2-Bromethylsulf onyl , 2-Iodethylsulf onyl , 

2 , 2-Dif luorethylsulf onyl, 2 , 2 , 2-Trif luorethylsulf onyl, 
2-Chlor-2-f luorethylsulf onyl, 

2- Chlor-2 ,2-dif luorethylsulf onyl, 

2 . 2- Dichlor-2-f luorethylsulf onyl , 

25 2,2,2 -Trichlorethylsulf onyl , S0 2 -C 2 F 5 , 2-Fluorpropylsulf onyl , 

3- Fluorpropylsulfonyl, 2 ,2-Dif luorpropylsulf onyl , 

2 . 3- Dif luorpropylsulf onyl, 2-Chlorpropylsulf onyl, 
3-Chlorpropylsulfonyl, 2 , 3-Dichlorpropylsulf onyl, 
2-Brompropylsulf onyl , 3-Brompropylsulf onyl , 

30 3,3,3 -Trif luorpropylsulf onyl , 3,3, 3-Trichlorpropylsulf onyl , 

S0 2 -CH 2 -C 2 F 5 , S0 2 -CF 2 -C 2 F 5 , 
1- (Fluorine thyl ) -2-f luorethylsulf onyl , 
1- ( Chlormethyl ) -2-chlorethylsulf onyl , 

1- ( Brommethy 1 ) -2-bromethylsulf onyl , 4 -F luorbutylsulf onyl , 
35 4-Chlorbutylsulf onyl, 4-Brombutylsulf onyl oder 

Nonaf luorbutylsulf onyl, vorzugsweise fur S0 2 -CF 3 , S0 2 -CH 2 C1 
oder 2, 2, 2 -Trif luorethylsulf onyl; ^ 

Di-(Ci-C 4 -Alkyl) amino fiir: N(CH 3 ) 2 , N(C 2 H 5 ) 2 , 
40 N,N-Dipropy lamino, N[CH(CH 3 ) 2 ] 2 , N,N-Dibutylamino, 

N,N-Di- ( 1-methylpropyl) amino, N,N-Di- ( 2-methylpropyl) amino, 
N [ C ( CH 3 ) 3 ] 2 r N-Ethyl-N-methylamino , N-Methy 1-N-propy lamino , 
N-Methyl-N- ( 1-methy lethyl ) amino , N-Butyl-N-methy lamino , 
N-Methyl-N- ( 1-methylpropyl ) amino, 
45 N-Methyl-N- ( 2-methylpropyl ) amino, 

N- ( 1 , 1 -Dime thy lethyl) -N-methy lamino, N-E thy 1-N-propy lamino, 
N-Ethyl-N- ( 1-methylethyl ) amino , N-Butyl-N-ethy lamino , 
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N-Ethyl-N- ( 1-methylpropyl ) amino, 
N-Ethyl-N- (2-methylpropyl ) amino , 
N-Ethyl-N- ( 1 , 1-dimethylethyl) amino, 

N- ( 1-Methylethyl ) -N-propylamino, N-Buty 1-N-propylamino, 

N- ( 1-Methylpropyl ) -N-propylamino, 

N- ( 2-Methylpropyl) -N-propyl amino, 

N- ( 1 , 1 -Dime thy le thy 1 ) -N-propylamino, 

N-Butyl-N- ( 1 -met hylethyl) amino, 

N- ( 1-Methylethyl ) -N- ( 1-methylpropyl ) amino, 

N- ( 1-Methylethyl ) -N- (2-methylpropyl ) amino, 

N- ( 1 , 1 -Dime thy le thy 1 ) - 

N- ( 1-methylethyl ) amino, N-Butyl-N- ( 1-methylpropyl) amino, 

N-Buty 1-N- ( 2-methylpropyl ) amino , 

N-Butyl-N- ( 1 , 1-dimethylethyl ) amino , 

N- ( 1-Methylpropyl ) -N- ( 2-methylpropyl ) amino , 

N- ( 1 , 1-Dimethylethyl ) -N- ( 1-methylpropyl ) amino oder 

N- ( 1 , 1 -Dime thy le thy 1 ) -N- (2-methylpropyl ) amino , vorzugsweise 

fur N(CH 3 ) 2 oder N(C 2 H 5 ); 

Di- ( Ci-C4-alkyl )— aminocarbonyl : z . B . 

N , N-Dimethy laminocarbony 1 , N , N-Diethy laminocarbony 1 , 
N , N-Di- ( 1-methylethyl ) aminocarbonyl , 

N , N— Dipropy laminocarbony 1 , N , N-Dibuty laminocarbony 1 , 

N, N-Di— ( 1-methylpropyl)— aminocarbonyl, 

N,N-Di- ( 2-methylpropyl )— aminocarbonyl , 

N,N-Di-( 1, 1-dimethylethyl)— aminocarbonyl, 

N-Ethyl-N-methylaminocarbonyl , 

N-Methyl-N-propy laminocarbony 1 , 

N-Methyl-N- ( 1-methylethyl )— aminocarbonyl , 

N-Buty 1-N-methylaminocarbonyl , 

N-Methyl-N- ( 1-methylpropyl)— aminocarbonyl, 

N-Methyl-N- ( 2-methylpropyl )— aminocarbonyl, 

N- ( 1 , 1-Dimethylethyl ) -N-methy laminocarbony 1 , 

N-Ethyl-N-propylaminocarbonyl , 

N-Ethyl-N- ( 1-methylethyl)— aminocarbonyl, 

N-Butyl-N-ethylaminocarbonyl, 

N-Ethyl-N- ( 1-methylpropyl )— aminocarbonyl, 

N-Ethyl— N- ( 2-methylpropyl )— aminocarbonyl, 

N-Ethyl-N- ( 1 , 1-dimethylethyl )— aminocarbonyl , 

N- ( 1-Methylethyl ) -N-propylaminocarbonyl, 

N-Butyl-N-propylaminocarbonyl , 

N- ( 1-Methylpropyl) -N-propylaminocarbonyl, 

N- ( 2 -Methylpropy 1 ) -N-propylaminocarbonyl , 

N- ( 1 , 1-Dimethylethyl ) -N-propylaminocarbonyl , 

N-Butyl-N— ( 1-methylethyl)— aminocarbonyl, 

N- ( 1-Methylethyl ) -N- ( 1-methylpropyl )— aminocarbonyl, 

N- ( 1-Methylethyl) -N- ( 2-methylpropyl)— aminocarbonyl, 
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N- ( 1 , 1-Dimethylethyl ) -N- ( 1-methylethyl )-aminocarbonyl, 

N-Butyl-N- ( 1-methylpropyl) -aminocarbony 1 , 

N-Butyl— N- ( 2 -me thy lpropy 1) -aminocarbony 1, 

N-Butyl-N- ( 1 , 1 -dime thyle thy l)-aminocarbonyl, 

N- ( 1-Methylpropyl ) -N- ( 2 -methy lpropy 1 ) -aminocarbony 1 , 

N- ( 1 , 1-Dimethylethyl) -N- ( 1-methylpropyl )-aminocarbonyl Oder 

N- ( 1 , 1-Dimethylethyl) -N- ( 2 -methy lpropy 1 ) -aminocarbony 1 ; 

Di- ( Ci-C 4 -alkyl )-aminocarbonyl-Ci-c 4 -alkyl : Durch 
Di-(C 1 -C 4 -alkyl)-aminocarbonyl einfach substituiertes 
C 1 -C 4 -Alkyl, z.B. Di-(d-C 4 -alkyl) -aminocarbony lmethyl, 1- 
oder 2-Di-(Ci-C 4 -alkyl)-aminocarbonylethyl, 1-, 2- oder 
3-Di- ( Ci-C 4 -alkyl )— aminocarbony lpropy 1 ; 

Di- (C 1 -C 4 -alkyl)-aminocarbonyl-Ci-c 4 -alkoxy: Durch 
Di-(Ci-C 4 -alkyl)-aminocarbonyl einfach substituiertes 
C a -C 4 -Alkoxy, z.B. Di-(C 1 -C 4 -alkyl)-aminocarbonylmethoxy, 1- 
oder 2-Di-(C 1 -C 4 -alkyl)-aminocarbonylethoxy, 1-, 2- oder 
3-Di - ( Ci-C 4 -alkyl )— aminocarbony lpropoxy ; 

Di- (C 1 -C 4 -alkyl)-aminocarbonyl-c 1 -C 4 -alkylthio: Durch 
Di-(Ci-C 4 -alkyl)-aminocarbonyl einfach substituiertes 
Ci-C 4 -Alkylthio, z.B. 

Di-(C 1 -C 4 -alkyl)-aminocarbonylmethylthio, 1- oder 

2- Di-(Ci-C 4 -alkyl)-aminocarbonylethylthio, 1-, 2- oder 

3- Di- ( Ci-C 4 -alkyl ) -aminocarbony lpropy lthio ; 

C 2 -C 6 -Alkenyl fiir: Vinyl, Prop-l-en-l-yl, Allyl, 

1- Methylethenyl, 1-Buten-l-yl, l-Buten-2-yl, l-Buten-3-yl, 

2- Buten-l-yl, 1-Methyl-prop-l-en-l-yl, 

2 -Methyl-prop- 1 -en- 1 -yl , 1 -Methyl-prop- 2 -en- 1 -y 1 , 
2-Methyl-prop-2-en-l-yl, n-Penten-l-yl, n-Penten-2-yl, 
n-Penten-3-yl, n-Penten-4-yl, 1-Methyl-but-l-en-l-yl, 

2- Methyl-but-l-en-l-yl, 3-Methyl-but-l-en-l-yl, 

1- Methyl-but-2-en-l-yl, 2-Methyl-but-2-en-l-yl^ 

3- Methyl-but-2-en-l-yl, l-Methyl-but-3-en-l-yl, 

2- Methyl-but-3-en-l-yl , 3-Methyl-but-3-en-l-yl ' 

1 . 1 - Dimethy l-prop-2 -en-l-y 1 , 1,2 -Dimethyl-prop- 1 -en-l-yl , 

1.2- Dimethyl-prop-2-en-l-yl, l-Ethyl-prop-l-en-2-yl, 
l-Ethyl-prop-2 -en-l-yl, n-Hex-l-en-l-yl, n-Hex-2-en-l-yl, 
n-Hex-3-en-l-yl, n-Hex-4-en-l-yl, n-Hex-5-en-l-yl, 

1 -Methyl-pent- 1-en- 1-yl , 2 -Methyl-pent- 1-en- 1 -yl , 

3- Methyl-pent-l-en-l-yl, 4 -Methyl-pent- 1 -en-l-yl^ 
1 -Methyl-pent- 2 -en-l-yl , 2 -Methy 1-pent- 2 -en- 1 -yl ' 
3-Methyl-pent-2-en-l-yl , 4-Methyl-pent-2-en-l-yl 
1 -Methyl -pent- 3 -en- 1-y 1 , 2 -Methy l-pent-3 -en- 1 -yl ,' 
3-Methyl-pent-3-en-l-yl, 4-Methyl-pent-3-en-l-yl, 
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l-Methyl-pent-4-en-l-yl, 2 -Methyl-pent- 4 -en- 1-yl, 
3 -Methyl-pent- 4 -en- 1 -yl , 4 -Methyl-pent- 4 -en- 1 -yl , 

1. 1- Dimethyl-but-2-en-l-yl, 1, l-Dimethyl-but-3-en-l-yl, 

1. 2- Dimethyl-but-l-en-l-yl f 1 , 2-Dimethyl-but-2-en-l-yl, 
5 1, 2-Dimethyl-but-3-en-l-yl, 1 , 3-Dimethyl-but-l-en-l-yl, 

1 . 3- Dimethyl-but-2-en-l-yl , 1 , 3-Dimethyl-but-3-en-l-yl , 

2 , 2-Dimethyl-but-3-en-l-yl, 2 , 3-Dimethyl-but-l-en-l-yl, 
2 , 3-Dimethyl-but-2-en-l-yl , 2 , 3-Dimethyl-but-3-en-l-yl , 

3 , 3-Dimethyl-but-l-en-l-yl, 3 , 3-Dimethyl-but-2-en-l-yl , 
10 1-Ethy 1-but- 1-en- 1-yl , l-Ethyl-but-2 -en- 1-yl , 

1 - Et hy 1-but- 3 -en- 1-y 1 , 2 -Ethyl-but- 1 -en- 1-yl , 

2- Ethyl-but-2-en-l-yl, 2-Ethyl-but-3-en-l-yl / 

1.1. 2 - Tr ime t hy 1 -pr op- 2 -e n- 1 -y 1 , 
1-Ethyl- 1-methy l-prop-2 -en- 1-yl , 

15 l-Ethyl-2-methyl-prop-l-en-l-yl oder 

1- Ethyl-2-methyl-prop-2-en-l-yl; 

C 2 -C 6 -Halogenalkenyl flir: C 2 -C 6 -Alkenyl wie vorstehend 
genannt, das partiell oder vollstandig durch Fluor f Chlor 
20 und/oder Brom substituiert ist, also z.B. 2-Chlorvinyl, 

2- Chlorallyl, 3-Chlorallyl, 2 , 3-Dichlorallyl, 

3 , 3 -Dichlor ally 1 , 2 , 3 , 3 -Tr ichlor ally 1 , 2,3 -Dichlorbut- 2 -eny 1 , 

2- Bromallyl, 3-Bromallyl, 2 , 3-Dibromallyl, 3 , 3-Dibromallyl, 

2 . 3 . 3- Tribromallyl und 2 , 3-Dibrombut-2-enyl, vorzugsweise 
25 ftir C3- oder C4-Halogenalkenyl; 

C 2 -C 6 -Alkinyl fiir: Ethinyl und C 3 -C 6 -Alkinyl wie 
Prop-l-in-l-yl, Prop-2-in-l-yl, n-But- 1-in- 1-yl, 
n-But-l-in-3-yl, n-But-l-in-4-yl, n-But-2-in-l-yl, 

30 n-Pent-l-in-l-yl, n-Pent-l-in-3-yl, n-Pent-l-in-4-yl, 

n-Pent- l-in-5-yl , n-Pent-2-in-l-yl , n-Pent-2-in-4-yl , 
n-Pent-2-in-5-yl, 3-Methyl-but-l-in-3-yl, 3-Methyl- 
but-l-in-4-yl, n-Hex-l-in-l-yl, n-Hex-l-in-3-yl, 
n-Hex-l-in-4-yl, n-Hex-l-in-5-yl f n-Hex-l-in-6-yl, 

35 n-Hex-2-in-l-yl, n-Hex-2-in-4-yl, n-Hex-2-in-5-yl, 

n-Hex-2-in-6-yl, n-Hex-3-in-l-yl , n-Hex-3-in-2-yl f 

3 - Methyl-pent- 1-in- 1 -y 1 , 3 -Methyl-pent- l-in-3 -yl , 

3 - Methyl-pent- 1 -in-4 -y 1 , 3 -Methyl-pent- 1-in- 5 -y 1 , 

4- Methyl-pent-l-in-l-yl, 4-Methyl-pent-2-in-4-yl oder 

40 4-Methyl-pent-2-in-5-yl, vorzugsweise fiir Prop-2-in-l-yl; 

C 2 -C 6 -Halogenalkinyl flir: C 2 -C 6 -Alkinyl wie vorstehend 
genannt, das partiell oder vollstandig durch Fluor, Chlor 
und/oder Brom substituiert ist, also z.B. 
45 1, 1-Dif luorprop-2-in-l-yl, 1 , 1-Dif luorbut-2-in-l-yl , 

4-Fluorbut-2-in-l-yl, 4-Chlorbut-2-in-l-yl, 
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5-Fluorpent-3-in-l-yl oder 6-Fluorhex-4-in-l-yl , vorzugsweise 
C 3 - oder C 4 -Halogenalkinyl; 



C 3 -C 8 -Cycloalkyl fiir: Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, 
5 Cyclohexyl, Cycloheptyl oder Cyclooctyl; 



C 3 -C 8 -Cycloalkyl, das ein Carbonyl- oder 

Thiocarbonyl-Ringglied enthalt, z.B. fiir Cyclobutanon-2-yl, 
Cyclobutanon-3-yl , Cyclopentanon-2-yl , Cyclopentanon-3-yl , 

10 Cyc lohexanon- 2 -yl , Cyc lohexanon- 4 -y 1 , Cyc lohept anon- 2 -y 1 , 

Cyclooctanon-2-yl, Cyclobutanthion-2-yl, 
Cyclobutanthion-3-yl, Cyclopentanthion-2-yl, 
Cyclopentanthion-3-yl, Cyclohexanthion-2-yl, 
Cyclohexanthion-4-yl, Cycloheptanthion-2-yl oder 

15 Cyclooctanthion-2-yl, vorzugsweise fiir Cyclopentanon-2-yl 

oder Cyclohexanon-2-yl; 



C 3 -C 8 -Cycloalkyl-Ci-C 4 -alkyl fiir: Cyclopropylmethyl, 

1- Cyclopropyl-ethyl , 2 -Cyclopropyl-ethyl , 

20 1-Cyclopropyl-prop-l-yl, 2-Cyclopropyl-prop-l-yl, 

3 - Cyc lopr opy 1-prop- 1 -y 1 , 1 -Cyc lopropy 1-but- 1 -y 1 , 

2- Cyclopropyl-but-l-yl, 3 -Cyclopropy 1-but- 1-yl, 

4 - Cyc lopropy 1-but- 1 -y 1 , 1 -Cyc lopropy 1-but- 2 -y 1 , 

2- Cyclopropyl-but-2-yl / 

25 3-Cyclopropyl-but-2-yl / 4 -Cyclopropy l-but-2-yl, 

1 - ( Cyc lopropy lmethyl ) -eth- 1 -yl , 
1- (Cyclopropylmethyl ) -1- (methyl) -eth- 1-yl, 
1- (Cyclopropylmethyl) -prop- 1-yl, Cyc lobuty lmethyl, 

1- Cyclobutyl-ethyl , 2 -Cyclobutyl-ethyl , 

30 1-Cyclobutyl-prop-l-yl, 2-Cyclobutyl-prop-l-yl, 

3- Cyclobutyl-prop-l-yl, 1 -Cyclobutyl -but- 1-yl, 

2 - Cyc lobuty 1-but- 1 -y 1 , 3 -Cyc lobuty 1-but- 1 -y 1 , 

4- Cyclobutyl-but-l-yl, l-Cyclobutyl-but-2-yl, 

2- Cyclobutyl-but-2-yl , 

35 3-Cyclobutyl-but-2-yl, 4-Cyclobutyl-but-2-yl , 

1 - ( Cyc lobuty lme thy 1 ) -eth- 1 -y 1 , 
1- ( Cyc lobuty lmethyl ) -1- (methyl ) -eth- 1-yl , 
1 - ( Cyc lobuty lmethyl ) -prop- 1-yl , Cyc lopenty lmethyl , 

1 - Cyc lopenty 1-e thy 1 , 2 -Cyc lopenty 1-ethyl , 

40 1 -Cyc lopenty 1-prop- 1 -y 1 , 2 -Cyc lopenty 1-prop- 1-yl , 

3 - Cyc lopenty 1-prop- 1 -y 1 , 1 -Cyc lopenty 1-but- 1 -y 1 , 

2- Cyclopentyl-but-l-yl, 3-Cyclopentyl-but-l-yl f 

4- Cyclopentyl-but-l-yl, l-Cyclopentyl-but-2-yl, 
2 -Cyc lopenty l-but-2-yl, 3-Cyclopentyl-but-2-yl, 

45 4-Cyclopentyl-but-2-yl, l-( Cyc lopenty lmethyl) -eth- 1-yl, 

1- (Cyc lopenty lmethyl ) -1- (methyl ) -eth- 1-yl , 
1- (Cyclopenty lmethyl) -prop-l-yl, Cyclohexylmethyl f 
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1-Cyclohexyl-ethyl, 2-Cyclohexyl-ethyl, 

1- Cyclohexyl-prop-l-yl, 2-Cyclohexyl-prop-l-yl, 
3 -Cyc lohexy 1-prop- 1 -y 1 , 1 -Cyc lohexy 1-but- 1 -y 1 , 

2 - Cyc lohexy 1 -but- 1 -y 1 , 3 -Cyc lohexy 1-but- 1-y 1 , 
5 4-Cyclohexyl-but-l-yl, l-Cyclohexyl-but-2-yl, 

2- Cyclohexyl-but-2-yl , 

3- Cyclohexyl-but-2-yl, 4 -Cyc lohexy 1-but- 2 -yl, 
1- ( Cyc lohexy lmethyl ) -eth- 1 -yl , 

1- ( Cyc lohexy lmethyl ) - 1- (methyl ) -eth- 1-y 1 , 
10 1 - ( Cyc lohexy lmethyl ) -prop- 1 -y 1 , Cyc lohepty lmethyl , 

1 -Cyc lohepty 1-ethyl, 2 -Cyc lohepty 1-e thy 1, 

1- Cycloheptyl-prop-l-yl f 2 -Cyclohepty 1-prop- 1-y 1, 
3 -Cyc lohepty 1-prop- 1 -y 1 , 1 -Cyc lohepty 1-but- 1 -y 1 , 

2 - Cyc lohepty 1-but- 1 -y 1 , 3 -Cyc lohepty 1-but- 1 -y 1 , 
15 4 -Cyc lohepty 1-but- 1 -y 1 , 1 -Cyclohepty 1-but- 2 -y 1 , 

2 - Cyc lohepty l-but-2 -yl , 

3 - Cyc lohepty 1-but- 2 -y 1 , 4 -Cyc lohepty 1-but- 2 -y 1 , 
1- ( Cyc lohepty lmethyl ) -eth- 1-yl , 

1- (Cyc lohepty lmethyl ) -1- (methyl ) -eth- 1-yl, 
20 1- ( Cyc lohepty lmethyl ) -prop- 1-yl , Cyc loocty lmethyl , 

l_Cyclooctyl-ethyl, 2-Cyclooctyl-ethyl f 

1- Cyclooctyl-prop-l-yl, 2 -Cycloocty 1-prop- 1-yl, 
3-Cyclooctyl-prop-l-yl, 1-Cyclooctyl-but-l-yl, 

2- Cyclooctyl-but-l-yl, 3-Cyclooctyl-but-l-yl, 
25 4-Cyclooctyl-but-l-yl, l-Cyclooctyl-but-2-yl, 

2 - Cyc loocty 1-but- 2 -yl f 

3 - Cyc loocty l-but-2 -yl , 4 -Cyc loocty l-but-2 -yl , 
1- (Cyc loocty lmethyl ) -eth- 1-yl , 

1- ( Cyc loocty lmethyl ) - 1- (methyl ) -eth- 1-yl oder 
30 1- (Cyc loocty lmethyl) -prop- 1-yl f vorzugsweise fur 

Cyclopropy lmethyl, Cyclobuty lmethyl, Cyc lopenty lmethyl oder 
Cyc lohexy lmethyl ; 

C 3 -C8-Cycloalkyl-Ci-C 4 -alkyl, das ein Carbonyl- oder 

35 Thiocarbonyl-Ringglied enthalt, z.B. fur 

Cyclobutanon-2-y lmethyl, Cyc lobu t anon- 3 -y lmethyl, 
Cyclopentanon-2-ylmethyl, Cyclopentanon-3-ylmethyl, 
Cyclohexanon-2-y lmethyl, Cyclohexanon-4-y lmethyl, 
Cycloheptanon-2-ylmethyl, Cyclooctanon-2-ylmethyl, 

40 Cyclobutanthion-2-y lmethyl, Cyc lobutanthion- 3 -y lmethyl , 

Cyclopentanthion-2-ylmethyl , Cyclopentanthion-3-ylmethyl , 
Cyclohexanthion-2-y lmethyl, Cyclohexanthion-4-y lmethyl, 
Cycloheptanthion-2-ylmethyl, Cyclooctanthion-2-y lmethyl, 
1 - ( Cyc lobu tanon- 2 -y 1 ) ethyl , 1 - ( Cyc lobutanon- 3 -y 1 ) -ethyl , 

45 l-(Cyclopentanon-2-yl) ethyl, 1- (Cyclopentanon-3-yl) -ethyl, 

1- (Cyclohexanon-2-yl ) ethyl, 1- ( Cyclohexanon-4-yl ) -ethyl , 
1- ( Cycloheptanon-2-yl ) ethyl , 1- ( Cyclooctanon-2-yl ) -ethyl , 
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1 _ ( eye lobut anthion-2 -yl ) ethyl , 1 - ( Cyc lobut anthion-3 -yl ) ethyl , 
1- (Cyclopentanthion-2-yl ) ethyl , 
1- { Cyc lopent anthion- 3 -yl ) ethyl , 

1- ( Cyc lohexanthion- 2 -yl ) ethyl , 1- ( Cyc lohexanthion- 4 -yl ) ethyl , 
1- ( Cyc loheptant hion-2 -yl ) ethyl , 

1 - ( Cyc looc t anthion-2 -y 1 ) ethyl , 2 - ( Cyc lobut anon-2 -y 1 ) ethyl , 

2 - ( Cyc lobut anon- 3 -y 1 ) ethyl , 2 - ( Cyc lopent anon- 2 -y 1 ) ethyl , 
2- (Cyc lopent anon- 3 -yl ) ethyl , 2- ( Cyclohexanon-2-yl ) ethyl , 
2- ( Cyclohexanon-4-yl ) ethyl , 2- ( Cyc lohept anon- 2 -yl ) ethyl , 

2 - ( cyc looc t anon- 2 -y 1 ) ethyl , 2 - ( Cyc lobut ant hion-2 -yl ) ethyl , 
2- ( Cyc lobut anthion-3 -yl ) ethyl , 
2- ( Cyc lopent anthion-2 -yl ) -ethyl , 
2- (Cyc lopent anthion-3 -yl ) ethyl , 

2 - ( Cyclohexanthion-2-yl ) ethyl , 2- ( Cyclohexanthion-4-yl ) ethyl , 
2 - ( Cyc lohept anthion-2 -y 1 ) ethyl , 

2- ( Cyclooctanthion-2-yl ) ethyl , 3- ( Cyc lobut anon- 2 -yl ) propyl , 

3 - ( Cyc lobut anon- 3 -yl ) propyl , 3- ( Cyc lopent anon- 2 -yl ) propyl , 
3 _ ( cyc lopent anon- 3 -y 1 ) propyl , 3 - ( Cyc lohexanon- 2 -y 1 ) propyl , 
3- ( Cyc lohexanon- 4 -yl ) propyl , 3- ( Cyc lohept anon- 2 -yl ) propyl , 
3- ( Cyc looct anon-2 -yl ) propyl , 3- ( Cyclobutanthion-2-yl ) propyl , 
3- ( Cyclobutanthion-3-yl ) propyl , 

3- (Cyc lopent anthion-2 -yl ) propyl , 
3 - ( Cyc lopent anthion- 3 -yl ) -propyl , 
3- ( Cyclohexanthion-2-yl ) propyl , 
3 - ( Cyc lohexanthion- 4 -y 1 ) propyl , 
3- (Cyc lohept anthion- 2 -yl ) propyl , 

3 - ( Cyclooctanthion-2 -y 1 ) propyl , 4- ( Cyclobutanon-2-yl ) butyl , 

4- (Cyc lobut anon- 3 -yl ) butyl, 4- (Cyclopentanon-2-yl) butyl , 
4 - ( Cyc lopent anon- 3 -y 1 ) butyl , 4 - ( Cyc lohexanon- 2 -y 1 ) butyl , 
4 - ( cyc lohexanon- 4 -y 1 ) butyl , 4 - ( Cyc lohept anon- 2 -y 1 ) butyl , 

4 - ( Cyclooct anon-2 -yl ) butyl , 4 - ( Cyc lobutanthion-2 -y 1 ) butyl , 
4 - ( Cyc lobut anthion- 3 -y 1 ) butyl , 
4- ( Cyc lopent anthion- 2 -yl ) butyl f 
4- (Cyclopentanthion-3-yl ) butyl , 
4- (Cyclohexanthion-2-yl) -butyl f 

4 _ ( cyc lohexanthion- 4 -y 1 ) butyl , 4 - ( Cyc lohept ant hion- 2 -y 1 ) butyl 
oder 4- (Cyclooctanthion-2-yl) butyl, vorzugsweise fur 
Cyclopentanon-2 -y lmethyl , Cyc lohexanon- 2 -ylmethy 1 , 
2-(Cyclopentanon-2-yl)ethyl oder 2- (Cyclohexanon-2-yl) ethyl. 



40 



Unter 3- bis 7-gliedrigem Heterocyclyl sind sowohl gesattigte, 
partiell oder vollstandig ungesattigte als auch aromatische 
Heterocyclen mit einem, zwei oder drei Heteroatomen zu verstehen, 
wobei die Heteroatome ausgewahlt sind unter Stickstof f atomen, 
45 Sauerstoff- und Schwef elatomen. Gesattigtes 3- bis 7-gliedriges 
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Heterocyclyl kann auch ein Carbonyl- oder Thiocarbonyl-Ringglied 
enthalten. 

Beispiele fiir gesattigte Heterocyclen, die ein Carbonyl- oder 
5 Thiocarbonyl-Ringglied enthalten konnen, sind: 
Oxiranyl, Thiiranyl, Aziridin-l-yl, Aziridin-2-yl, 
Diaziridin- 1-yl , Diaziridin-3-yl , Oxetan-2-yl , Oxetan-3-yl , 
Thietan-2-yl, Thietan-3-yl, Azetidin-l-yl, Azetidin-2-yl, 
Aze t idin- 3 -y 1 , Tetr ahydrof ur an- 2 -y 1 , Te tr ahy drof ur an- 3 -y 1 , 

10 Tetrahydrothiophen-2-yl, Tetrahydrothiophen-3-yl, 
Pyrrolidin-l-yl, Pyrrolidin-2-yl, Pyrrolidin-3-yl, 
1 , 3-Dioxolan-2-yl , 1 , 3-Dioxolan-4-yl, 1 , 3-Oxathiolan-2-yl , 
1 , 3 -Oxathiolan-4-yl , 1 , 3-Oxathiolan-5-yl , 1 , 3-Oxazolidin-2-yl , 
1, 3-Oxazolidin-3-yl, 1 , 3-Oxazolidin-4-yl, 1 , 3-Oxazolidin-5-yl, 

15 l,2-Oxazolidin-2-yl, 1 , 2-Oxazolidin-3-yl, 1 , 2-Oxazolidin-4-yl, 

1.2- Oxazolidin-5-yl, 1, 3-Dithiolan-2-yl, 1 , 3-Dithiolan-4-yl, 
Pyrrolidin-l-yl , Pyrrolidin-2-yl , Pyrrol idin- 5 -yl , 
Tetrahydropyrazol- 1 -yl , Tetrahydropyrazol-3 -y 1 , 
Tetrahydropyrazol-4-yl, Tetrahydropyran-2-yl, 

20 Tetrahydropyran-3-yl, Tetrahydropyran-4-yl, 

Tetrahydrothiopyran-2-yl, Tetrahydrothiopyran-3-yl, 
Tetrahydropyran-4-yl, Piperidin-l-yl, Piperidin-2-yl, 
Piperidin-3-yl , Piperidin-4-yl , 1 , 3-Dioxan-2-yl , 1 , 3-Dioxan~4-yl , 

1 . 3- Dioxan-5-yl , 1 , 4-Dioxan-2-yl , 1 , 3-Oxathian-2-yl, 

25 l,3-Oxathian-4-yl, 1 , 3-Oxathian-5-yl , 1 , 3-Oxathian-6-yl, 

1. 4- Oxathian-2-yl, 1 , 4-Oxathian-3-yl, Morpholin-2-yl, 
Morpholin-3-yl, Morpholin-4-yl, Hexahydropyridazin-l-yl, 
Hexahydropyr idaz in- 3 -y 1 , Hexahydropyr idaz in- 4 -y 1 , 
Hexahydropyrimidin-l-yl , Hexahydropyrimidin-2-yl , 

30 Hexahydropyrimidin-4-yl, Hexahydropyrimidin-5-yl, Piperazin-l-yl, 
Piperazin-2-yl, Piperazin-3-yl, Hexahydro-1 , 3 , 5-triazin-l-yl, 
Hexahydro-1 , 3 , 5-triazin-2-yl, Oxepan-2-yl, Oxepan-3-yl, 
Oxepan-4-yl , Thiepan-2-yl , Thiepan-3-yl , Thiepan-4-yl , 
1 , 3-Dioxepan-2-yl , 1 , 3-Dioxepan-4-yl , 1 , 3-Dioxepan-5-yl , 

35 l,3-Dioxepan-6-yl, 1 , 3-Dithiepan-2-yl, 1 , 3-Dithiepan-4-yl, 

1 . 3- Dithiepan-5-yl , 1 , 3-Dithiepan-6-yl , 1 , 4-Dioxepan-2-yl , 

1 . 4- Dioxepan-7-yl, Hexahydroazepin-l-yl f Hexahydroazepin-2-yl, 
Hexahydroazepin-3-yl, Hexahydroazepin-4-yl, 

Hexahydro- 1 , 3 -diazepin- 1 -y 1 , Hexahydr o- 1 , 3 -diazepin-2 -yl , 
40 Hexahydro-1 , 3-diazepin- 4 -yl, Hexahydro-1 , 4-diazepin-l-yl und 
Hexahydro-1, 4-diazepin-2-yl. 

Beispiele fiir ungesattigte Heterocyclen, die ein Carbonyl- 
oder Thiocarbonyl-Ringglied enthalten konnen, sind: 
45 Dihydrofuran-2-yl, l,2-Oxazolin-3-yl, l,2-Oxazolin-5-yl, 
1 , 3-Oxazolin-2-yl . 
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Beispiele fur aromatisches Heterocyclyl sind die 5- und 
6-gliedrigen aromatischen, heterocyclischen Reste, z.B. Furyl wie 
2 -Fury 1 und 3 -Furyl, Thienyl wie 2-Thienyl und 3 -Thienyl, 
Pyrrolyl wie 2-Pyrrolyl und 3-Pyrrolyl, Isoxazolyl 
5 wie 3-Isoxazolyl, 4-Isoxazolyl und 5-Isoxazolyl, Isothiazolyl 
wie 3-Isothiazolyl, 4-Isothiazolyl und 5-Isothiazolyl, Pyrazolyl 
wie 3-Pyrazolyl, 4-Pyrazolyl und 5-Pyrazolyl, Oxazolyl wie 

2- Oxazolyl, 4-Oxazolyl und 5-0xazolyl, Thiazolyl wie 2-Thiazolyl, 
4-Thiazolyl und 5-Thiazolyl, Imidazolyl wie 2-Imidazolyl 

10 und 4 -Imidazolyl, Oxadiazolyl wie 1 , 2 , 4-Oxadiazol-3-yl, 

1,2, 4~Oxadiazol-5-yl und 1 , 3 , 4-Oxadiazol-2-yl, Thiadiazolyl 

wie 1,2, 4-Thiadiazol-3-yl, 1,2, 4-Thiadiazol-5-yl und 

1, 3,4-Thiadiazol-2-yl, Triazolyl wie 1, 2 , 4-Triazol-l-yl, 

1. 2. 4- Triazol-3-yl und 1, 2,4-Triazol-4-yl, Pyridinyl wie 
15 2-Pyridinyl, 3-Pyridinyl und 4-Pyridinyl, Pyridazinyl wie 

3- Pyridazinyl und 4 -Pyridazinyl, Pyrimidinyl wie 2-Pyrimidinyl, 

4- Pyrimidinyl und 5 -Pyrimidinyl, des weiteren 2-Pyrazinyl, 

1.3.5- Triazin-2-yl und l,2,4-Triazin-3-yl, insbesondere Pyridyl, 
Pyrimidyl, Furanyl und Thienyl. 

20 

Beispiele fur anellierte Ringe sind neben Phenyl die vorgenannten 
heteroaromatischen Gruppen, insbesondere Pyridin, Pyrazin, 
Pyridazin, Pyrimidin, Fur an, Dihydrofuran, Thiophen, 
Dihydrothiophen , Pyrrol , Dihydropyrrol , 1,3 -Dioxolan , 

25 1 , 3 -Dioxolan- 2 -on, Isoxazol, Oxazol, Oxazolinon, Isothiazol, 
Thiazol, Pyrazol, Pyrazolin, Imidazol, Imidazolinon, 
Dihydroimidazol , 1,2, 3-Triazol , 1 , 1-Dioxodihydroisothiazol , 
Dihydro- 1 , 4 -dioxin , Pyr idon , Dihydro- 1 , 4-oxazin , 
Dihydro-1 , 4-oxazin-2-on, Dihydro- 1 , 4-oxazin-3-on, 

30 Dihydro-1, 3 -oxaz in, Dihydro-1, 3-thiazin-2-on, 
Dihydro-1, 4 -thiazin, Dihydro-1, 4-thiazin-2-on, 
Dihydro-1 , 4-thiazin-3-on, Dihydro-1 , 3-thiazin und 
Dihydro-1, 3 -thiazin-2 -on, die ihrerseits einen, zwei oder drei 
Substituenten aufweisen konnen. Beispiele fiir geeignete 

35 Substituenten am anellierten Ring sind die im Folgenden fiir R 16 , 
R 17 , R 18 und R 19 angegebenen Bedeutungen. 

Im Hinblick auf die Verwendung der l-Aryl-4-halogenalkyl-2-[ 1H]- 
pyridone I als Herbizide oder Desikkantien/Def oliantien sind die- 
40 jenigen Verbindungen I bevorzugt, in denen die Variablen folgende 
Bedeutung haben, und zwar jeweils fiir sich alleine oder in Kombi- 
nation : 

Ri Wasserstoff oder Halogen, insbesondere Chlor; 

45 
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R 2 , R 2 ' unabhangig voneinander Wasserstoff Oder Ci-C 4 -Alkyl, z.B. 
Methyl ; 

R3 Ci-C 4 -Halogenalkyl, insbesondere Cx^-Alkyl, das als Halogen- 
5 atome Chlor und/oder Fluor tragt, besonders bevorzugt Triflu- 

ormethyl ; 

R 4 Halogen, insbesondere Fluor oder Chlor r oder Wasserstoff; 
10 R 5 Halogen, insbesondere Chlor, oder Cyano; 
A Sauerstof f ; 

X eine chemische Bindung, Methylen, Ethan- 1 , 2-diyl, 
15 Ethen-1, 2-diyl, das unsubstituiert oder einen Substituenten, 

ausgewahlt unter Ci-C 4 -Alkyl, speziell Methyl, oder Halogen, 
speziell Chlor, aufweisen kann, z.B. 1- oder 

2-Chlorethan-l, 2-diyl, 1- oder 2-Chlorethen-l, 2-diyl, 1- oder 
2 -Brome than- 1, 2-diyl, 1- oder 2 -Bromethen-1, 2-diyl, 1- oder 
20 2 -Methylethan-1, 2-diyl, 1- oder 2 -Methyle then- 1, 2-diyl, ins- 

besondere eine chemische Bindung, 1- oder 

2-Chlorethan-l, 2-diyl, 1- oder 2 -Chlor ethen-1, 2-diyl, 1- oder 
2-Bromethen-l,2-diyl, 1- oder 2-Methylethen-l , 2-diyl . Wenn X 
fur substituiertes Ethan- 1 , 2-diyl, Ethen-1, 2-diyl steht, 
25 sitzt der Substituent bevorzugt an dem der Gruppe R 6 benach- 

barten Kohlenstof f atom; 

R 6 Wasserstoff, Nitro, Halogen, Chlorsulf onyl, -O-Y-R 8 , 
-O-CO-Y-R 8 , -N ( Y-R 8 ) ( Z-R 9 ) , -N ( Y-R 8 ) -SO2-Z-R 9 , 

30 -N(S0 2 -Y-R 8 ) (S0 2 -Z-R 9 ) , -S(0) n -Y-R 8 mit n = 0, 1 oder 2, 

-SO2-O-Y-R 8 , -S0 2 -N(Y-R 8 ) (Z-R 9 ) , -C(=NOR 10 )-Y-R 8 , 
-C(=NOR 10 )-O-Y-R 8 , -CO-Y-R 8 , -CO-O-Y-R 8 , -CO-S-Y-R 8 , 
-PO(0-Y-R 8 ), -C0-N(Y-R 8 ) (Z-R 9 ) oder -C0-N( Y-R 8 ) (0-Z-R 9 ) , ins- 
besondere -O-Y-R 8 , -N(Y-R 8 )-S0 2 -Z-R 9 , -S0 2 -N( Y-R 8 ) ( Z-R 9 ) , 

35 -C(=NOR 10 )-Y-R 8 , -CO-O-Y-R 8 oder — CO-N ( Y-R 8 ) ( Z-R 9 ) . 

Die bei der Definition der Variablen R 5 genannten Variablen R 8 , 
R 9 , R 10 , Y, Z haben vorzugsweise die folgenden Bedeutungen: 

40 Y, Z unabhangig voneinander eine chemische Bindung oder Methylen; 

R 8 , R 9 unabhangig voneinander 

Wasserstoff , C!-C 6 -Halogenalkyl , C 1 -C 4 -Alkoxy-Ci-C 4 -alkyl , 
C 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C 6 -Halogenalkenyl , C 2 -C 6 -Alkinyl, C 2 -C 6 -Halo- 
45 genalkinyl, -CH (R 11 ) (R 12 ) , -C(Rii) (Ri 2 )-CN, -C(R 1:L ) (R 12 ) -Halo- 

gen, -C(Rll) (R 12 )-ORl3, -C(R X1 ) (R 12 )-N(R 13 )R 14 , 

-C(Rll) (Ri 2 )-N(R 13 )-ORl 4 , -CfR 11 ) ( R 12)_ SR 13, -C(R^) ( R* 2 ) -SO-R 13 , 
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-C(Rll) (Rl2)-S0 2 -R 13 , -CfR 11 ) (Rl2)«S0 2 ~ORl3, 
-C(R^) (R 12 )-S0 2 -N(R 13 )R 14 , -C(Rll) (R 12 ) -CO-R 13 , 
-C(R 1:L ) (R 12 )-C(=NOR 15 )-R 13 , -CfR 11 ) (R 12 )-CO-OR 13 , 
-C (R 11 ) (R 12 ) -CO-SR 13 , — C (R 11 ) (R 12 ) -CO-N (R 13 )R 14 , 
5 -C(RH) (Rl 2 )«CO-N(R 13 )-OR 14 f -C(R 11 ) (R 12 ) -PO (OR 13 ) 2 , 

C 3 -C 8 -Cycloalkyl, C 3 «C 8 -Cycloalkyl-C 1 -C 4 -alkyl oder Phenyl, 
das unsubstituiert sein Oder ein, zwei, drei oder vier 
Substituenten tragen kann, jeweils ausgewahlt aus der Gruppe 
bestehend aus Cyano, Nitro, Amino, Hydroxy, Halogen, 
10 Ci-C 4 -Alkyl, Cx-04-Alkoxy, Ci-C 4 -Alkylsulfonyl, 

(Ci-C 4 -Alkyl)carbonyl und (C!-C 4 -Alkoxy)carbonyl; 

insbesondere Wasserstoff, Ci-C 4 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Alko- 
X y~Ci-C 4 -alkyl, C 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C 6 -Halogenalkenyl , 
15 C 2 -C 6 -Alkinyl, -CH (R 11 ) (R 12 ) , -C(RH) (Rl 2 )-CO-ORi 3 , 

-CfR 11 ) (R 12 )-CO-N(R 13 )R 14 , C 3 -C 8 -Cycloalkyl-Ci-C 4 -alkyl oder 
C 3 -C 8 -Cycloalkyl, besonders bevorzugt Wasserstoff, 
Ci-Ce-Alkyl, Ci-C 4 -Alkoxy-C 1 -C 4 -alkyl, C 2 -C 6 -Alkenyl, 
C 2 -c 6 -Alkinyl, ~C(R 1:L ) (R 12 ) -CO-OR 13 oder C 3 -C 8 -Cycloalkyl; 

20 

worin die Variablen R 11 , R 12 , R 13 , R 14 und R 15 unabhangig von- 
einander bevorzugt die nachstehend angegebenen Bedeutungen 
aufweisen: 

R 11 , R 12 unabhangig voneinander Wasserstoff, Ci-C 4 -Alkyl, 
25 Ci-C 4 -Alkoxy-Ci-e 4 -alkyl, Ci-C 4 -Alkylthio-Ci-C 4 -alkyl, 

( Ci -C 4 -Alkoxy ) carbony 1-Ci -C 4 -alkyl oder 
Phenyl-Ci-C 4 -alkyl, insbesondere Wasserstoff oder 
Ci-C 4 -Alkyl, speziell Methyl; 
R 13 , R 14 unabhangig voneinander Wasserstoff, Ci-C 6 -Alkyl, 
30 Ci-C 6 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Alkoxy-Ci-C 4 -alkyl , 

C 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C 6 -Halogenalkenyl, C 2 -C 6 -Alkinyl, 
e 3 -C 8 -Cycloalkyl, C 3 -C 8 -Cycloalkyl~Ci-C 4 -alkyl, Phenyl, 
Phenyl-Ci-C 4 ~alkyl, insbesondere Wasserstoff oder 
Ci-C 4 -Alkyl; 
35 R 15 Ci-C 6 -Alkyl; und 



Rio Wasserstoff, Ci-C 6 -Alkyl, Ci-C 4 -Alkoxycarbonyl-Ci-C 4 -alkyl , 
C 2 -C 6 -Alkenyl, insbesondere Ci-C 4 -Alkyl. 



40 verbindungen I, worin Q = C-H ist und die Variablen X, R 4 , R 5 und 
r 6 die zuvor genannten Bedeutungen aufweisen, werden im Folgenden 
als Verbindungen IA bezeichnet. Verbindungen der Formel IA sind 
erf indungsgemaB besonders bevorzugt. Verbindungen mit Q = N 
werden im Folgenden als Verbindungen IB bezeichnet und sind eine 

45 weitere erf indungsgemaBe, bevorzugte Ausfuhrungsf orm. 
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Wenn Q in Formel I fiir eine Gruppe C-R 7 steht, dann konnen XR 6 
und R 7 auch eine 3- Oder 4-gliedrige Kette bilden, die neben Koh- 
lenstoff 1, 2 oder 3 Heteroatome , ausgewahlt unter Stickstoff-, 
Sauerstoff- und Schwefelatomen, aufweisen kann. Diese Kette bil- 
5 det mit dem Phenylring in Formel I einen annellierten Ring, der 
unsubstituiert sein oder seiner seits einen, zwei Oder drei 
Substituenten tragen kann, und dessen Glieder auch ein oder zwei 
nicht benachbarte Carbonyl-, Thiocarbonyl- oder Sulf onyl-Gruppen 
umfassen konnen. Derartige Verbindungen werden im Folgenden als 
10 Verbindungen IC bezeichnet. 

Unter den Verbindungen IC sind solche Verbindungen I bevorzugt, 
worin R 7 zusammen mit X-R 6 in Formel I fiir eine Kette der Formeln: 
-O-C(R 16 ,R 17 )-C0-N(R 18 )-, -S-C(R 16 ,R 17 )-CO-:N(R 18 )- und besonders be- 
15 vorzugt fiir — N=C(R 19 )-0- oder — N=C (R 19 ) -S- stehen, in denen die 
Variablen R 16 bis R 19 die folgenden Bedeutungen haben: 

R 16 , R 17 unabhangig voneinander 

Wasserstoff, Ci-C 6 -Alkyl, Ci-C 6 -Halogenalkyl, C 2 -C 6 -Alkenyl, 
20 c 2 -C 6 -Halogenalkenyl, C 2 -C 6 -Alkinyl, C 2 -C 6 -Halogenalkinyl, 

C 3 -c 8 -Cycloalkyl, Phenyl oder Phenyl-Ci-C 4 -alkyl, insbesondere 
Wasserstoff oder Ci-C 6 -Alkyl; 

R 18 Wasserstoff, Hydroxy, Ci-C 6 -Alkyl, Ci-C 6 -Halogenalkyl, 
25 C 2 -C 6 -Alkenyl , C 2 -C 6 -Halogenalkenyl , C 2 -C 6 -Alkinyl , 

Ci-C 4 -Alkoxy, Ci-C 4 -Halogenalkoxy, C 3 -C 6 -Alkenyloxy , 
C 3 -C 6 -Alkinyloxy, Ci~C 4 -Alkylsulf onyl, 
C 1 -c 4 -Halogenalkylsulfonyl, Ci~C 4 -Alkylcarbonyl, 
Ci-C 4 -Halogenalkylcarbonyl, Ci-C 4 -Alkoxycarbonyl , 
30 Ci-C 4 -Alkoxy-Ci-C 4 -alkyl, Ci-C 4 -Alkoxycarbonyl-Ci~C 4 -alkyl, 

Ci-C 4 -Alkoxycarbonyl-Ci-C 4 -alkoxy, 

Di- ( Ci-C 4 -alkyl ) aminocarbonyl , Di- ( Ci-C 4 -alkyl ) aminocarbonyl- 
C 1 -c 4 -alkyl , Di- ( Ci-C 4 -alkyl ) aminocarbonyl-Ci-C 4 -alkoxy , Phe- 
nyl , Phenyl-Ci-C 4 -alkyl , C 3 -C 8 -Cycloalkyl , 
35 c 3 -C 8 -Cycloalkyl-Ci-C 4 -alkyl, 3-, 4-, 5-, 6- oder 7-gliedri- 

ges, vorzugsweise 5- oder 6-gliedriges, vorzugsweise gesat- 
tigtes Heterocyclyl, das ein oder zwei, vorzugsweise ein 
Ring-Heteroatom, ausgewahlt unter Sauerstoff, Sticks toff oder 
Schwef el, aufweist; 

40 

R 19 Wasserstoff, Halogen, Cyano, Amino, Ci-C6-Alkyl, 

Ci-C 6 -Halogenalkyl , C 2 -C 6 -Alkenyl , C 2 -C 6 -Halogenalkenyl , 
C 2 -C 6 -Alkinyl , C a -C 4 -Alkoxy , Ci-C 4 -Halogenalkoxy , 
C 3 -C 6 -Alkenyloxy , C 3 -C 6 -Alkinyloxy , Ci-C 4 -Alkylamino , 
45 Di- (Ci-C 4 -alkyl) amino, C!-C 4 -Halogenalkoxy , C!-c 4 -Alkylthio, 

C 1 -c 4 -Halogenalkylthio, Ci-C 4 -Alkylsulf inyl, 
Ci-C 4 -Halogenalkylsulf inyl , Ci-C 4 -Alkylsulf onyl , 
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C 1 -c 4 -Halogenalkylsulfonyl / C 1 -C 4 -Alkylcarbonyl r 
Ci-C 4 -Halogenalkylcarbonyl, C 1 -C 4 ~Alkoxy-Ci-C 4 -alkyl / 
C 1 -C 4 -Alkoxycarbonyl f Ci-C 4 -Alkoxycarbonyl-C 1 -C 4 -alkyl / 
C 1 -C 4 ~Alkoxycarbonyl-Ci-C 4 -alkoxy r 
5 Ci-C 4 -Alkoxycarbonyl-Ci-C 4 -alkylthio , 

Di- ( Ci-C 4 -alkyl ) aminocarbonyl , 
Di- ( Ci-C 4 -alkyl ) aminocarbonyl-Ci-C 4 -alkyl , 
Di-(Ci-C 4 -alkyl)aminocarbonyl-Ci-C 4 -alkoxy, 
Di-(Ci-C 4 -alkyl)aminocarbonyl-Ci-C 4 -alkylthio / 

10 C 3 -C 8 -Cycloalkyl, Phenyl, Phenyl-Cx-C^-alkyl, 

C 3 -C 8 -Cycloalkyl-Ci-C 4 -alkyl, 3-, 4-, 5-, 6- oder 7-gliedri- 
ges, vorzugsweise 5- oder 6-gliedriges , vorzugsweise gesat- 
tigtes Heterocyclyl, das ein oder zwei, vorzugsweise ein 
Ring-Heteroatom, ausgewahlt unter Sauerstoff , Stickstoff oder 

15 Schwefel, aufweist. 

Vorzugsweise haben die Variablen R 18 und R 19 die folgenden Bedeu- 
tungen : 



20 R 18 Wasserstoff , Hydroxy, Ci-Ce-Alkyl, Ci-C 6 -Halogenalkyl, 
C 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C 6 -Alkinyl, Ci-C 4 -Alkoxy, 
C 1 -C 4 -Halogenalkoxy, C 3 -C 6 -Alkenyloxy, C 3 -C 6 -Alkinyloxy, 
Ci-C 4 -Alkoxy-Ci-C 4 -alkyl, Ci-C 4 -Alkoxycarbonyl-C 1 -C 4 -alkyl / 
C 1 -c 4 -Alkoxycarbonyl-Ci-C 4 -alkoxy / C 3 -C 8 -Cycloalkyl, C 3 -C 8 -Cy- 

25 cloalkyl-Ci-C 4 -alkyl oder Phenyl-Ci-C 4 -alkyl oder 3-, 4-, 5- 

oder 6-gliedriges , vorzugsweise 5- oder 6-gliedriges , vor- 
zugsweise gesattigtes Heterocyclyl, das ein Ring-Heteroatom, 
ausgewahlt unter Sauerstoff, Stickstoff oder Schwefel, auf- 
weist ; 

30 

R 19 wasserstoff, Halogen, Amino, Ci-C 6 -Alkyl, Cx-Ce-Halogenalkyl, 
C 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C 6 -Halogenalkenyl, C 2 -C 6 -Alkinyl, 
d-C 4 -Alkoxy, Ci-C 4 -Halogenalkoxy, C 3 -C 6 -Alkenyloxy , 
C 3 -C 6 -Alkinyloxy, Ci-C 4 -Alkylamino, Di-(Ci-C 4 -alkyl) amino, 
3 5 Ci-C 4 -Alkylthio , Ci-C 4 -Alkoxy-Ci-C 4 -alky 1 , 

Ci~C 4 -Alkoxycarbonyl~Ci-C 4 -alkyl, 
C 1 ~C 4 -Alkoxycarbonyl-Ci-C 4 -alkoxy, 

C 1 -C 4 -Alkoxycarbonyl-Ci-C 4 -alkylthio, C 3 -C 8 -Cycloalkyl, Phe- 
nyl, Phenyl-Ci-C 4 -alkyl, C 3 -C 8 -Cycloalkyl-Ci-c 4 -alkyl, 3-, 4-, 
40 5- oder 6-gliedriges, vorzugsweise 5- oder 6-gliedriges, vor- 

zugsweise gesattigtes Heterocyclyl, das ein Ring-Heteroatom, 
ausgewahlt unter Sauerstoff, Stickstoff oder Schwefel, auf- 
weist . 
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R 4 und R 5 haben in diesen Verbindungen IC unabhangig voneinander 
und insbesondere in Kombination die als bevorzugt angegebenen Be- 
deutungen . 

5 Besonders bevorzugt sind die Verbindungen der Formel IA mit R 3 = 
CF 3 und R 1 = Cl, worin R 2 und R 2 ' unabhangig ausgewahlt sind unter 
Wasserstoff und Methyl und in denen die Variablen X, R 4 , R 5 und R 6 
die zuvor genannten Bedeutungen aufweisen und insbesondere ge- 
meinsam die in jeweils einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen Be- 
10 deutungen aufweisen. 

Beispiele fur derartige Verbindungen sind die Verbindungen der 
nachfolgend angegebenen Formel IAa, worin R 4 , R 5 und X-R 6 gemein- 
sam die in jeweils einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeu- 
15 tungen aufweisen (Verbindungen IAa. 1-IAa. 798 ) . 



20 




( IAa) 



Beispiele fur derartige Verbindungen sind auch die Verbindungen 
der nachfolgend angegebenen Formel IAb, worin R 4 , R 5 und X-R 6 ge- 
25 meinsam die in jeweils einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen Be- 
deutungen aufweisen (Verbindungen IAb. 1-IAb. 798 ) 




( IAb) 



CH 3 O X— R6 



Beispiele fur derartige Verbindungen sind auch die Verbindungen 
35 der nachfolgend angegebenen Formel IAc, worin R 4 , R 5 und X-R 6 ge- 
meinsam die in jeweils einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen Be- 
deutungen aufweisen (Verbindungen IAc. l-IAc.798) . 



40 




(IAC) 
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Beispiele fur derartige Verbindungen sind auch die Verbindungen 
der nachfolgend angegebenen Formel IAd, worin R 4 , r5 und X-R 6 ge- 
meinsam die in jeweils einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen Be- 
deutungen aufweisen (Verbindungen IAd. 1-IAd. 798) . 




(IAd) 



CH 3 O X— R6 

10 



Beispiele fiir derartige Verbindungen sind auch die Verbindungen 
der nachfolgend angegebenen Formeln IAe, IAf, IAg und IAh, worin 
15 R 4 , R 5 und X-R 6 gemeinsam die in jeweils einer Zeile der Tabelle 1 
angegebenen Bedeutungen aufweisen (Verbindungen IAe . 1 -IAe .198 r 
IAf . 1-IAf .798, IAg.l-IAg.798 und IAh.l-IAh.798) . 




(IAg) (IAh) 
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Nr. 


R 4 


R 5 


X-R 6 


1 


F 


CI 


H 


2 


F 


CI 


F 


3 


F 


CI 


CH 3 


4 


F 


CI 


N0 2 


5 


F 


CI 


NH 2 


6 


F 


CI 


OH 


7 


F 


CI 


OCH 3 


8 


F 


CI 


OCH(CH 3 ) 2 


9 


F 


CI 


0-CH 2 CH=CH 2 


10 


F 


CI 


0-CH 2 C=CH 


11 


F 


CI 


0-CH(CH 3 )C«CH 


12 


F 


CI 


O-Cyclopentyl 


13 


F 


CI 


OCH 2 COOH 


14 


F 


CI 


OCH 2 COO-CH 3 


15 


F 


CI 


OCH 2 COO-CH 2 CH 3 


16 


F 


CI 


OCH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


17 


F 


CI 


OCH 2 COO-CH 2 C-CH 


18 


F 


CI 


OCH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


19 


F 


CI 


OCH 2 CONH-CH 3 


20 


F 


CI 


OCH 2 CON(CH 3 ) 2 


21 


F 


CI 


OCH ( CH 3 ) COOH 


22 


F 


CI 


OCH(CH 3 )COO-CH 3 


23 


F 


CI 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


24 


F 


CI 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


25 


F 


CI 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CsCH 


26 


F 


CI 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


27 


F 


CI 


OCH(CH 3 )CONH-CH 3 


28 


F 


CI 


OCH(CH 3 )CON(CH 3 ) 2 


29 


F 


CI 


OC ( CH 3 ) 2 COO-CH 3 


30 


F 


CI 


OC ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


31 


F 


CI 


SH 


32 


F 


CI 


SCH 3 


33 


F 


CI 


SCH(CH 3 ) 2 


34 


F 


CI 


S-CH 2 CH=CH 2 


35 


F 


CI 


S-CH 2 CsCH 


36 


F 


CI 


S-CH(CH 3 )C=CH 


37 


F 


CI 


S-Cyc ioperrty 1 


38 


F 


CI 


SCH 2 COOH 


39 


F 


Cl 


SCH 2 COO~CH 3 


40 


F 


CI 


SCH 2 COO-CH 2 CH 3 


41 


F 


Cl 


SCH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


42 


F 


Cl 


SCH 2 COO-CH 2 C=CH 


43 


F 


Cl 


SCH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


44 


F 


Cl 


SCH 2 CONH-CH 3 


45 


F 


Cl 


SCH 2 CON(CH 3 ) 2 


46 


F 


Cl 


SCH(CH 3 )COOH 


47 


F 


Cl 


SCH(CH 3 )COO-CH 3 


48 


F 


Cl 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 



WO 02/06233 



PCT/EPO 1/08251 



33 



5 



15 



25 



35 



45 



Nr. 


R 4 


R 5 


X-R 6 


49 


F 


CI 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


50 


F 


CI 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 C-CH 


51 


F 


CI 


SCH ( CH 3 ) COO~CH 2 CH 2 OCH 3 


52 


F 


CI 


SCH ( CH 3 ) CONH-CH 3 


53 


F 


CI 


SCH(CH 3 )CON(CH 3 ) 2 


54 


F 


CI 


SC(CH 3 ) 2 COO-CH 3 


55 


F 


CI 


SC ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


56 


F 


CI 


COOH 


57 


F 


CI 


COOCH 3 


58 


F 


CI 


COOCH 2 CH 3 


59 


F 


CI 


COOCH(CH 3 ) 2 


60 


F 


CI 


COO-CH 2 CH=CH 2 


61 


F 


CI 


COO-CH 2 C=CH 


62 


F 


CI 


COO-Cyclopentyl 


63 


F 


CI 


COO-CH 2 COO-CH 3 


64 


F 


CI 


COO-CH 2 COO-CH 2 CH 3 


65 


F 


CI 


COO-CH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


66 


F 


CI 


COO-CH 2 COO-CH 2 C=CH 


67 


F 


CI 


COO-CH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


68 


F 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 3 


69 


F 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


70 


F 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


71 


F 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CsCH 


72 


F 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


73 


F 


CI 


COO-C (CH 3 ) 2 COO-CH 3 


74 


F 


CI 


COO-C (CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH 3 


75 


F 


CI 


COO-C (CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


76 


F 


CI 


COO-C (CH 3 ) 2 COO-CH 2 C-CH 


77 


F 


CI 


COO-C (CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


78 


F 


CI 


CONH 2 


79 


F 


CI 


CONHCH 3 


80 


F 


CI 


CON ( CH 3 ) 2 


81 


F 


CI 


CONH-CH 2 COO-CH 3 


82 


F 


CI 


CONH-CH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


83 


F 


CI 


CONH-CH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


84 


F 


CI 


CONH-CH ( CH 3 ) COO-CH 3 


85 


F 


CI 


CONH-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


86 


F 


CI 


CONH-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


87 


F 


CI 


CON ( CH 3 ) -CH 2 COO-CH 3 


88 


F 


CI 


CON ( CH 3 ) -CH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


89 


F 


CI 


CON ( CH 3 ) -CH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


90 


F 


CI 


C(=N-0CH 3 )O-CH 3 


91 


F 


CI 


C ( =N-OCH 3 ) 0-CH 2 -COOCH 3 


92 


F 


CI 


C ( =N-OCH 3 ) 0-CH 2 -COO-Phenyl 


93 


F 


CI 


C ( =N-OCH 3 ) O-CH ( CH 3 ) -COOCH 3 


94 


F 


CI 


CH=C ( CI ) COO-CH 3 


95 


F 


CI 


CH=C ( CI ) COO-CH 2 CH 3 


96 


F 


CI 


CH=C ( CI ) COO-CH 2 CH=CH 2 


97 


F 


CI 


CH=C ( Cl ) COO-CH 2 COOCH 3 


98 


F 


CI 


CH=C ( Cl ) COO-CH ( CH 3 ) COOCH 3 


99 


F 


CI 


CH=C(C1)C0N(CH 3 ) 2 
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Nr. 


R 4 


R5 


X-R 6 


100 


F 


CI 


CH=C ( CI ) CON ( CH 3 ) -CH 2 COOCH 3 


101 


F 


CI 


CH=C ( CI ) CONH-CH ( CH 3 ) COOCH 3 


102 


F 


CI 


CH=C(Br)COO-CH 3 


103 


F 


CI 


CH=C ( Br ) COO-CH 2 CH 3 


104 


F 


CI 


CH=C(CH 3 )COO-CH 3 


105 


F 


CI 


CH=C ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


106 


F 


CI 


CH 2 -CH ( CI ) -COO-CH 3 


107 


F 


CI 


CH 2 -CH ( CI ) -COO-CH 2 CH 3 


108 


F 


CI 


CHO 


109 


F 


CI 


CH=N-OCH 3 


110 


F 


CI 


CH=N-OCH 2 CH 3 


111 


F 


CI 


CH=N-OCH ( CH 3 ) COOCH 3 


112 


F 


CI 


S0 2 C1 


113 


F 


CI 


S0 2 NH 2 


114 


F 


CI 


S0 2 NHCH 3 


115 


F 


CI 


S0 2 N(CH 3 ) 2 


116 


F 


CI 


NH-CH 2 C=CH 


117 


F 


CI 


NHCH(CH 3 )COOCH 3 


118 


F 


CI 


N(CH 3 )-CH 2 C=CH 


119 


F 


CI 


NH(S0 2 CH 3 ) 


120 


F 


CI 


N(CH 3 ) (S0 2 CH 3 ) 


121 


F 


CI 


N(S0 2 CH 3 ) 2 


122 


F 


CN 


H 


123 


F 


CN 


F 


124 


F 


CN 


CH 3 


125 


F 


CN 


N0 2 


126 


F 


CN 


NH 2 


127 


F 


CN 


OH 


128 


F 


CN 


OCH 3 


129 


F 


CN 


OCH(CH 3 ) 2 


130 


F 


CN 


0-CH 2 CH=CH 2 


131 


F 


CN 


0-CH 2 CsCH 


132 


F 


CN 


0-CH(CH 3 )C=CH 


133 


F 


CN 


O-Cyc lopenty 1 


134 


F 


CN 


OCH 2 COOH 


135 


F 


CN 


OCH 2 COO-CH 3 


136 


F 


CN 


OCH 2 COO-CH 2 CH 3 


137 


F 


CN 


OCH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


138 


F 


CN 


OCH 2 COO-CH 2 C-CH 


139 


F 


CN 


OCH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


140 


F 


CN 


OCH 2 CONH-CH 3 


141 


F 


CN 


OCH 2 CON(CH 3 ) 2 


142 


F 


CN 


OCH(CH 3 )COOH 


143 


F 


CN 


OCH(CH 3 )COO-CH 3 


144 


F 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


145 


F 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


146 


F 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 C-CH 


147 


F 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


148 


F 


CN 


OCH(CH 3 )CONH-CH 3 


149 


F 


CN 


OCH(CH 3 )CON(CH 3 ) 2 


150 


F 


CN 


OC(CH 3 ) 2 COO-CH 3 
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Nr. 


R4 


R5 


X-R6 


151 


F 


CN 


OC ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


152 


F 


CN 


SH 


153 


F 


CN 


SCH 3 


154 


F 


CN 


SCH(CH 3 ) 2 


155 


F 


CN 


S-CH 2 CH=CH 2 


156 


F 


CN 


S-CH 2 C=CH 


157 


F 


CN 


S-CH(CH 3 )C=CH 


158 


F 


CN 


S-Cyclopentyl 


159 


F 


CN 


SCH 2 COOH 


160 


F 


CN 


SCH 2 COO-CH 3 


161 


F 


CN 


SCH 2 COO-CH 2 CH 3 


162 


F 


CN 


SCH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


163 


F 


CN 


SCH 2 COO-CH 2 C=CH 


164 


F 


CN 


SCH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


165 


F 


CN 


SCH 2 CONH-CH 3 


166 


F 


CN 


SCH 2 CON(CH 3 ) 2 


167 


F 


CN 


SCH(CH 3 )COOH 


168 


F 


CN 


SCH(CH 3 )COO-CH 3 


169 


F 


CN 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


170 


F 


CN 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


171 


F 


CN 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CsCH 


172 


F 


CN 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


173 


F 


CN 


SCH(CH 3 )CONH-CH 3 


174 


F 


CN 


SCH(CH 3 )CON(CH 3 ) 2 


175 


F 


CN 


SC(CH 3 ) 2 COO-CH 3 


176 


F 


CN 


SC ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


177 


F 


CN 


COOH 


178 


F 


CN 


COOCH 3 


179 


F 


CN 


COOCH 2 CH 3 


180 


F 


CN 


COOCH(CH 3 ) 2 


181 


F 


CN 


COO-CH 2 CH=CH 2 


182 


F 


CN 


COO-CH 2 C=CH 


183 


F 


CN 


COO-Cyc lopenty 1 


184 


F 


CN 


COO-CH 2 COO-CH 3 


185 


F 


CN 


COO-CH 2 COO-CH 2 CH 3 


186 


F 


CN 


COO-CH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


187 


F 


CN 


COO-CH 2 COO-CH 2 C=CH 


188 


F 


CN 


COO-CH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


189 


F 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 3 


190 


F 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


191 


F 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


192 


F 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 C-CH 


193 


F 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


194 


F 


CN 


COO-C ( CH 3 ) 2 COO-CH 3 


195 


F 


CN 


COO-C (CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH 3 


196 


F 


CN 


COO-C ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


197 


F 


CN 


COO-C (CH 3 ) 2 COO-CH 2 C=CH 


198 


F 


CN 


COO-C (CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


199 


F 


CN 


CONH 2 


200 


F 


CN 


CONHCH 3 1 


201 


F 


CN 


CON(CH 3 ) 2 
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Nr. 


R4 


R 5 


X-R6 


202 


F 


CN 


CONH-CH 2 COO-CH 3 


203 


F 


CN 


CONH-CH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


204 


F 


CN 


CONH-CH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


205 


F 


CN 


CONH-CH ( CH 3 ) COO-CH3 


206 


F 


CN 


CONH-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


207 


F 


CN 


CONH-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


208 


F 


CN 


CON ( CH 3 ) -CH 2 COO-CH 3 


209 


F 


CN 


CON ( CH 3 ) -CH 2 COO-CH 2 CH : =CH2 


210 


F 


CN 


CON ( CH 3 ) -CH2COO-CH2CH2OCH3 


211 


F 


CN 


C ( =N-OCH 3 ) 0-CH 3 


212 


F 


CN 


C ( =N-OCH 3 ) 0-CH 2 -COOCH 3 


213 


F 


CN 


C ( =N-OCH 3 ) 0-CH 2 -COO-Phenyl 


214 


F 


CN 


C ( =N-OCH 3 ) O-CH ( CH 3 ) -COOCH 3 


215 


F 


CN 


CH=C(Cl)COO-CH 3 


216 


F 


CN 


CH=C ( Cl ) COO-CH 2 CH 3 


217 


F 


CN 


CH=C ( Cl ) COO-CH 2 CH=CH 2 


218 


F 


CN 


CH=C ( Cl ) COO-CH 2 COOCH 3 


219 


F 


CN 


CH=C ( Cl ) COO-CH ( CH 3 ) COOCH 3 


220 


F 


CN 


CH=C(Cl)CON(CH 3 ) 2 


221 


F 


CN 


CH=C ( Cl ) CON ( CH 3 ) -CH 2 COOCH 3 


222 


F 


CN 


CH=C ( Cl ) CONH-CH ( CH 3 ) COOCH 3 


223 


F 


CN 


CH=C(Br)COO-CH 3 


224 


F 


CN 


CH=C ( Br ) COO-CH 2 CH 3 


225 


F 


CN 


CH=C(CH 3 )C00-CH 3 


226 


F 


CN 


CH=C ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


227 


F 


CN 


CH 2 -CH ( Cl ) -COO-CH3 


228 


F 


CN 


CH 2 -CH ( Cl ) -COO-CH 2 CH 3 


229 


F 


CN 


CHO ! 


230 


F 


CN 


CH=N-OCH 3 


231 


F 


CN 


CH=N-OCH 2 CH 3 1 


232 


F 


CN 


CH=N-OCH ( CH 3 ) COOCH 3 


233 


F 


CN 


S0 2 C1 


234 


F 


CN 


S0 2 NH 2 


235 


F 


CN 


S0 2 NHCH 3 


236 


F 


CN 


S0 2 N(CH 3 ) 2 


237 


F 


CN 


NH-CH 2 C=CH 


238 


F 


CN 


NHCH(CH 3 )COOCH 3 


239 


F 


CN 


N(CH 3 )-CH 2 Cs=CH 


240 


F 


CN 


NH(S0 2 CH 3 ) 


241 


F 


CN 


N(CH 3 ) (S0 2 CH 3 ) 


242 


F 


CN 


N(S0 2 CH 3 ) 2 


243 


CI 


CI 


H 


244 


CI 


CI 


F 


245 


CI 


CI 


CH 3 


246 


CI 


CI 


N0 2 


247 


CI 


Cl 


NH 2 


248 


CI 


CI 


OH 


249 


CI 


Cl 


OCH 3 


250 


CI 


Cl 


OCH(CH 3 ) 2 


251 


CI 


Cl 


0-CH 2 CH=CH 2 


252 


CI 


Cl 


0-CH 2 C=CH 
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Nr. 


R4 


R5 


X-R 6 


253 


CI 


CI 


0-CH(CH 3 )CsCH 


254 


CI 


CI 


O-Cyc lopenty 1 


255 


CI 


CI 


OCH 2 COOH 


256 


CI 


CI 


OCH2COO-CH3 


257 


CI 


CI 


OCH 2 COO-CH 2 CH 3 


258 


CI 


CI 


OCH 2 COO-CH 2 CH=CH2 


259 


CI 


CI 


OCH 2 COO- CH 2 CsCH 


260 


CI 


CI 


OCH2COO-CH2CH2OCH3 


261 


CI 


CI 


OCH2CONH-CH3 


262 


CI 


CI 


OCH 2 CON(CH 3 )2 


263 


CI 


CI 


OCH(CH 3 )COOH 


264 


CI 


CI 


OCH(CH 3 )COO-CH 3 


265 


CI 


CI 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


266 


CI 


CI 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


267 


CI 


CI 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CsCH 


268 


CI 


CI 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


269 


CI 


CI 


OCH(CH 3 )CONH-CH 3 


270 


CI 


CI 


OCH(CH 3 )CON(CH 3 ) 2 


271 


CI 


CI 


OC(CH 3 ) 2 COO-CH3 


272 


CI 


CI 


OC ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


273 


CI 


CI 


SH 


274 


CI 


CI 


SCH3 i ! 


275 


CI 


CI 


SCH(CH 3 ) 2 


276 


CI 


CI 


S-CH 2 CH=CH 2 


277 


CI 


CI 


S-CH 2 C=CH 


278 


CI 


CI 


S-CH(CH 3 )CsCH 


279 


CI 


CI 


S-Cyc lopenty 1 


280 


CI 


CI 


SCH 2 COOH 


281 


CI 


CI 


SCH2COO-CH3 


282 


CI 


CI 


SCH 2 COO-CH 2 CH 3 


283 


CI 


CI 


SCH 2 COO-CH2CH=CH 2 


284 


CI 


CI 


SCH 2 COO-CH 2 CsCH 


285 


CI 


CI 


SCH2COO-CH2CH2OCH3 


286 


CI 


CI 


SCH2CONH-CH3 


287 


CI 


CI 


SCH 2 CON(CH 3 )2 


288 


CI 


CI 


SCH(CH 3 )COOH 


289 


CI 


CI 


SCH(CH 3 )COO-CH 3 


290 


CI 


CI 


SCH ( CH 3 ) COO-CH2CH3 


291 


CI 


CI 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


292 


CI 


CI 


SCH(CH 3 )COO-CH 2 C=CH 


293 


CI 


CI 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


294 


CI 


CI 


SCH(CH 3 )CONH-CH 3 


295 


CI 


CI 


SCH(CH 3 )CON(CH 3 )2 


296 


CI 


CI 


SC(CH 3 )2COO-CH 3 


297 


CI 


CI 


SC ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


298 


CI 


CI 


COOH 


299 


CI 


CI 


COOCH3 


300 


CI 


CI 


COOCH2CH3 


301 


CI 


CI 


COOCH(CH 3 ) 2 


302 


CI 


CI 


COO-CH 2 CH=CH 2 


303 


CI 


CI 


COO-CH 2 C=CH 
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Nr. 


R4 


R5 


X-R 6 


304 


CI 


CI 


COO-Cyc lopenty 1 


305 


CI 


CI 


COO-CH2COO-CH3 


306 


CI 


CI 


COO-CH2COO-CH2CH3 


307 


CI 


CI 


COO- CH 2 COO-CH 2 CH=CH2 


308 


CI 


CI 


COO-CH 2 COO-CH 2 C=CH 


309 


CI 


CI 


COO-CH2COO-CH2CH20CH3 


310 


CI 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH3 


311 


CI 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


312 


CI 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


313 


CI 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CsCH 


314 


CI 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


315 


CI 


CI 


COO-C (CH 3 ) 2COO-CH3 


316 


CI 


CI 


COO-C (CH 3 ) 2COO-CH2CH3 


317 


CI 


CI 


COO-C (CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


318 


CI 


CI 


COO-C (CH 3 ) 2 COO-CH 2 C=CH 


319 


CI 


CI 


COO-C (CH 3 ) 2COO-CH2CH2OCH3 


320 


CI 


CI 


CONH 2 


321 


CI 


CI 


CONHCH3 


322 


CI 


CI 


CON(CH 3 ) 2 


323 


CI 


CI 


CONH-CH2COO-CH3 


324 


CI 


CI 


CONH-CH 2 COO-CH2CH=CH 2 


325 


CI 


CI 


CONH-CH2COO-CH2CH2OCH3 


326 


CI 


CI 


CONH-CH (CH 3 ) COO-CH3 


327 


CI 


CI 


CONH-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


328 


CI 


CI 


CONH-CH ( CH 3 ) COO-CH2CH2OCH3 


329 


CI 


CI 


CON ( CH 3 ) -CH2COO-CH3 


330 


CI 


CI 


CON ( CH 3 ) -CH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


331 


CI 


CI 


CON ( CH 3 ) -CH2COO-CH2CH2OCH3 


332 


CI 


CI 


C(=N-OCH 3 )0-CH 3 


333 


CI 


CI 


C ( =N-OCH 3 ) O-CH2-COOCH3 


334 


CI 


CI 


C ( =N-OCH 3 ) 0-CH 2 -COO-Phenyl 


335 


CI 


CI 


C ( =N-OCH 3 ) O-CH ( CH 3 ) -COOCH3 


336 


CI 


CI 


CH=C(Cl)COO-CH 3 


337 


CI 


CI 


CH=C ( CI ) COO-CH2CH3 


338 


CI 


CI 


CH=C ( CI ) COO-CH 2 CH=CH 2 


339 


CI 


CI 


CH=C ( CI ) COO-CH2COOCH3 


340 


CI 


CI 


CH=C ( CI ) COO-CH ( CH 3 ) COOCH3 


341 


CI 


CI 


CH=C(C1)C0N(CH 3 ) 2 


342 


CI 


CI 


CH=C ( CI ) CON ( CH 3 ) -CH 2 COOCH 3 


343 


CI 


CI 


CH=C (CI) CONH-CH ( CH 3 ) COOCH3 


344 


CI 


CI 


CH=C(Br)COO-CH 3 


345 


CI 


CI 


CH=C ( Br ) COO-CH 2 CH 3 


346 


CI 


CI 


CH=C(CH 3 )COO-CH 3 


347 


CI 


CI 


CH=C ( CH 3 ) COO-CH2CH3 


348 


CI 


CI 


CH 2 -CH ( CI ) -COO-CH3 


349 


CI 


CI 


CH 2 -CH ( CI ) -COO-CH2CH3 


350 


CI 


CI 


CHO 


351 


CI 


CI 


CH=N-OCH 3 


352 


CI 


CI 


CH=N-OCH 2 CH 3 


353 


CI 


CI 


CH=N-OCH ( CH3 ) COOCH3 


354 


CI 


CI 


S0 2 C1 
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R4 


R5 
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355 


CI 


CI 


S0 2 NH 2 


356 


CI 


CI 


S0 2 NHCH 3 


357 


CI 


CI 


S0 2 N(CH 3 ) 2 


; 358 


CI 


CI 


NH-CH 2 C=CH 


359 


CI 


CI 


NHCH(CH 3 )COOCH 3 


360 


CI 


CI 


N(CH 3 )-CH 2 CsCH 


361 


CI 


CI 


NH(S0 2 CH 3 ) 


362 


CI 


CI 


N(CH 3 ) (S0 2 CH 3 ) 


363 


CI 


CI 


N(S0 2 CH 3 ) 2 


364 


CI 


CN 


H 


365 


CI 


CN 


F 


366 


CI 


CN 


CH 3 


367 


CI 


CN 


N0 2 


368 


CI 


CN 


NH 2 


369 


CI 


CN 


OH 


370 


CI 


CN 


OCH 3 


371 


CI 


CN 


OCH(CH 3 ) 2 


372 


CI 


CN 


0-CH 2 CH=CH 2 


373 


CI 


CN 


0-CH 2 C=CH 


374 


CI 


CN 


0-CH(CH 3 )C=CH 


375 


CI 


CN 


O-Cyc lopervty 1 


376 


CI 


CN 


OCH 2 COOH 


377 


CI 


CN 


OCH 2 COO-CH 3 


378 


CI 


CN 


OCH 2 COO-CH 2 CH 3 


379 


CI 


CN 


OCH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


380 


CI 


CN 


OCH 2 COO-CH 2 C=CH 


381 


CI 


CN 


OCH 2 COO-CH 2 CH 2 0CH 3 


382 


CI 


CN 


OCH 2 CONH-CH 3 


383 | 


CI 


CN 


OCH 2 CON(CH 3 ) 2 


384 


CI 


CN 


OCH(CH 3 )COOH 


385 


CI 


CN 


OCH(CH 3 )COO-CH 3 


386 


CI 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


387 


CI 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


388 


CI 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 C^CH 


389 


CI 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


390 


CI 


CN 


OCH(CH 3 )CONH-CH 3 


391 


CI 


CN 


OCH(CH 3 )CON(CH 3 ) 2 


392 


CI 


CN 


OC(CH 3 ) 2 COO-CH 3 


393 


CI 


CN 


OC ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


394 


CI 


CN 


SH 


395 


CI 


CN 


SCH 3 


396 


CI 


CN 


SCH(CH 3 ) 2 


397 


CI 


CN 


S-CH 2 CH=CH 2 


398 


CI 


CN 


S-CH 2 C=CH 


399 


CI 


CN 


S-CH(CH 3 )CsCH 


400 


CI 


CN 


S-Cyclopentyl 


401 


CI 


CN 


SCH 2 COOH 


402 


CI 


CN 


SCH 2 COO-CH 3 


403 


CI 


CN 


SCH 2 COO-CH 2 CH 3 


404 


CI 


CN 


SCH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


405 


CI 


CN 


SCH 2 COO-CH 2 CsCH — 
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R 4 


R5 


X-R 6 


406 


CI 


CN 


SCH2COO-CH2CH2OCH3 


407 


CI 


CN 


SCH2CONH-CH3 


408 


CI 


CN 


SCH 2 CON(CH 3 ) 2 : 


409 


CI 


CN 


SCH(CH 3 )COOH 


410 


CI 


CN 


SCH(CH 3 )COO-CH 3 


411 


CI 


CN 


SCH ( CH 3 ) COO-CH2CH3 


412 


CI 


CN 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


413 


CI 


CN 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 C-CH 


414 


CI 


CN 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


415 


CI 


CN 


SCH(CH 3 )CONH-CH 3 


416 


CI 


CN 


SCH(CH 3 )CON(CH 3 ) 2 


417 


CI 


CN 


SC(CH 3 ) 2 COO-CH 3 


418 


CI 


CN 


SC ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


419 


CI 


CN 


COOH 


420 


CI 


CN 


COOCH 3 


421 


CI 


CN 


COOCH2CH3 


422 


CI 


CN 


COOCH(CH 3 ) 2 


423 


CI 


CN 


COO-CH 2 CH=CH 2 


424 


CI 


CN 


COO-CH 2 C=CH 


425 


CI 


CN 


COO-Cyc lopenty 1 


426 


CI 


CN 


COO-CH 2 COO-CH 3 


427 


CI 


CN 


COO-CH 2 COO-CH 2 CH 3 


428 


CI 


CN 


COO-CH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


429 


CI 


CN 


COO-CH 2 COO-CH 2 C=CH 


430 


CI 


CN 


COO-CH 2 COO-CH2CH 2 OCH 3 


431 


CI 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 3 


432 


CI 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


433 


CI 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


434 


CI 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 C=CH 


435 


CI 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


436 


CI 


CN 


COO-C ( CH 3 ) 2 COO-CH 3 


437 


CI 


CN 


COO-C ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH 3 


438 


CI 


CN 


COO-C (CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


439 


CI 


CN 


COO-C ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 C=CH 


440 


CI 


CN 


COO-C (CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


441 


CI 


CN 


CONH 2 


442 


CI 


CN 


CONHCH 3 


443 


CI 


CN 


CON(CH 3 ) 2 


444 


CI 


CN 


CONH-CH 2 COO-CH 3 


445 


CI 


CN 


CONH-CH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


446 


CI 


CN 


CONH-CH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


447 


CI 


CN 


CONH-CH ( CH 3 ) COO-CH 3 


448 


CI 


CN 


CONH-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH*=CH 2 


449 


CI 


CN 


CONH-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


450 


CI 


CN 


CON ( CH 3 ) -CH 2 COO-CH 3 


451 


CI 


CN 


CON ( CH 3 ) -CH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


452 


CI 


CN 


CON ( CH 3 ) -CH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


453 


CI 


CN 


C(-N-OCH 3 )0-CH 3 


454 


CI 


CN 


C ( =N-OCH 3 ) 0-CH 2 -COOCH 3 


455 


CI 


CN 


C ( =N-OCH 3 ) 0-CH 2 -COO-Phenyl 


456 


CI 


CN 


C ( =N-OCH 3 ) O-CH ( CH 3 ) -COOCH 3 
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R4 


R5 


X-R 6 


457 


CI 


CN 


CH=C(Cl)COO-CH 3 


458 


CI 


CN 


CH=C ( CI ) COO-CH 2 CH 3 


459 


CI 


CN 


CH=C ( CI ) COO-CH 2 CH=CH 2 


460 


CI 


CN 


CH=C ( CI ) COO-CH 2 COOCH 3 


461 


CI 


CN 


CH=C ( CI ) COO-CH ( CH 3 ) COOCH3 


462 


CI 


CN 


CH=C(Cl)CON(CH 3 ) 2 


463 


CI 


CN 


CH=C ( CI ) CON ( CH 3 ) -CH 2 COOCH 3 


464 


CI 


CN 


CH=C (CI) CONH-CH ( CH 3 ) COOCH 3 


465 


CI 


CN 


CH=C(Br)COO-CH 3 


466 


CI 


CN 


CH=C ( Br ) COO-CH 2 CH 3 


467 


CI 


CN 


CH=C(CH 3 )COO-CH 3 


468 


CI 


CN 


CH=C (CH 3 )COO-CH 2 CH 3 


469 


CI 


CN 


CH 2 -CH ( CI ) -COO-CH 3 


470 


CI 


CN 


CH 2 -CH ( CI ) -COO-CH 2 CH 3 


471 


CI 


CN 


CHO 


472 


CI 


CN 


CH=N-OCH 3 


473 


CI 


CN 


CH=N-OCH 2 CH 3 


474 


CI 


CN 


CH=N-OCH ( CH 3 ) COOCH 3 


475 


CI 


CN 


so 2 ci 


476 


CI 


CN 


S0 2 NH 2 


477 


CI 


CN 


S0 2 NHCH 3 


478 


CI 


CN 


S0 2 N(CH 3 ) 2 


479 


CI 


CN 


NH-CH 2 C=CH 


480 


CI 


CN 


NHCH(CH 3 )COOCH 3 


481 


CI 


CN 


N(CH 3 )-CH 2 C=CH 


482 


CI 


CN 


NH(S0 2 CH 3 ) 


483 


CI 


CN 


N(CH 3 ) (S0 2 CH 3 ) 


484 


CI 


CN 


N(S0 2 CH 3 ) 2 


485 


H 


CI 


H 


486 


H 


CI 


F 


487 


H 


CI 


CH 3 


488 


H 


CI 


N0 2 


489 


H 


CI 


NH 2 


490 


H 


CI 


OH 


491 


H 


CI 


OCH 3 


492 


H 


CI 


OCH(CH 3 ) 2 


493 


H 


CI 


0-CH 2 CH=CH 2 


494 


H 


CI 


0-CH 2 C=CH 


495 


H 


CI 


0-CH(CH 3 )C=CH 


496 


H 


CI 


O-Cyclopentyl 


497 


H 


CI 


OCH 2 COOH 


498 


H 


CI 


OCH 2 COO-CH 3 


499 


H 


CI 


OCH 2 COO-CH 2 CH 3 


500 


H 


CI 


OCH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


501 


H 


CI 


OCH 2 COO-CH 2 CsCH 


502 


H 


CI 


OCH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


503 


H 


CI 


OCH 2 CONH-CH 3 


504 


H 


CI 


OCH 2 CON(CH 3 ) 2 


505 


H 


CI 


OCH(CH 3 )COOH 


506 


H 


CI 


OCH(CH 3 )COO-CH 3 


507 


H 


CI 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 
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508 


H 


CI 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 j 


509 


H 


CI 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 C-CH | 


510 


H 


CI 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


511 


H 


CI 


OCH(CH 3 )CONH-CH 3 


512 


H 


CI 


OCH(CH 3 )CON(CH 3 ) 2 


513 


H 


CI 


OC(CH 3 ) 2 COO-CH 3 


514 


H 


CI 


OC ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


515 


H 


CI 


SH 


516 


H 


CI 


SCH 3 


517 


H 


CI 


SCH(CH 3 ) 2 


518 


H 


CI 


S-CH 2 CH=CH 2 


519 


H 


CI 


S-CH 2 C=CH 


520 


H 


CI 


S-CH(CH 3 )C-CH 


521 


H 


CI 


S-Cyclopentyl 


522 


H 


CI 


SCH 2 COOH 


523 


H 


CI 


SCH 2 COO-CH 3 


524 


H 


CI 


SCH 2 COO-CH 2 CH 3 


525 


H 


CI 


SCH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


526 


H 


CI 


SCH 2 COO-CH 2 C=CH 


527 


H 


CI 


SCH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


528 


H 


CI 


SCH 2 CONH-CH 3 


529 


H 


CI 


SCH 2 CON(CH 3 ) 2 


530 


H 


CI 


SCH(CH 3 )COOH | 


531 


H 


CI 


SCH(CH 3 )COO-CH 3 


532 


H 


CI 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


533 


H 


CI 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


534 | 


H 


CI 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 C=CH 


535 


H 


CI 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


536 


H 


CI 


SCH(CH 3 )CONH-CH 3 


537 


H 


CI 


SCH(CH 3 )CON(CH 3 ) 2 


538 


H 


CI 


SC(CH 3 ) 2 COO-CH 3 


539 


H 


CI 


SC ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


540 


H 


CI 


COOH 


541 


H 


CI 


COOCH 3 


542 


H 


CI 


COOCH 2 CH 3 


543 


H 


CI 


COOCH(CH 3 ) 2 


544 


H 


CI 


COO-CH 2 CH=CH 2 


545 


H 


CI 


COO-CH 2 C-CH 


546 


H 


CI 


COO-Cyclopentyl 


547 


H 


CI 


COO-CH 2 COO-CH 3 


548 


H 


CI 


COO-CH 2 COO-CH 2 CH 3 


549 


H 


CI 


COO-CH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


550 


H 


CI 


COO-CH 2 COO-CH 2 C=CH 


551 


H 


CI 


COO-CH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


552 


H 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 3 


553 


H 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


554 


H 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


555 


H 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 C-CH 


556 


H 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


557 


H 


CI 


COO-C ( CH 3 ) 2 COO-CH 3 


, 558 


H 


CI 


COO-C ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH 3 
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559 


H 


CI 


COO-C ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


560 


H 


CI 


COO-C ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 C=CH 


561 


H 


CI 


COO-C ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


562 


H 


CI 


CONH 2 


563 


H 


CI 


CONHCH 3 


564 


H 


CI 


CON(CH 3 ) 2 


565 


H 


CI 


C0NH-CH 2 C00-CH 3 


566 


H 


CI 


CONH-CH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


567 


H 


CI 


CONH-CH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


568 


H 


CI 


CONH-CH ( CH 3 ) COO-CH 3 


569 


H 


CI 


CONH-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


570 


H 


CI 


CONH-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


571 


H 


CI 


CON(CH 3 ) -CH 2 COO-CH 3 


572 


H 


CI 


CON ( CH 3 ) -CH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


573 


H 


CI 


CON ( CH 3 ) -CH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


574 


H 


CI 


C(=N-OCH 3 )0-CH 3 


575 


H 


CI 


C ( =N-OCH 3 ) 0-CH 2 -COOCH 3 


576 


H 


CI 


C ( =N-OCH 3 ) 0-CH 2 -COO- Phenyl 


577 


H 


CI 


C ( =N-OCH 3 ) O-CH ( CH 3 ) -COOCH 3 


578 


H 


CI 


CH=C(Cl)COO-CH 3 


579 


H 


CI 


CH=C ( CI ) COO-CH 2 CH 3 


580 


H 


CI 


CH=C ( CI ) COO-CH 2 CH=CH 2 


581 


H 


CI 


CH=C ( CI ) COO-CH 2 COOCH 3 


582 


H 


CI 


CH=C ( CI ) COO-CH ( CH 3 ) COOCH 3 


583 


H 


CI 


CH=C(C1)C0N(CH 3 ) 2 


584 


H 


CI 


CH=C (CI ) CON(CH 3 ) -CH 2 COOCH 3 


585 


H 


CI 


CH=C ( CI ) CONH-CH ( CH 3 ) COOCH 3 


586 


H 


CI 


CH=C(Br)COO-CH 3 


587 


H 


CI 


CH=C ( Br ) COO-CH 2 CH 3 


588 


H 


CI 


CH=C(CH 3 )COO-CH 3 


589 


H 


CI 


CH=C ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


590 


H 


CI 


CH 2 -CH ( CI ) -COO-CH 3 


591 


H 


CI 


CH 2 -CH ( CI ) -COO-CH 2 CH 3 


592 


H 


CI 


CHO 


593 


H 


CI 


CH=N-OCH 3 


594 


H 


CI 


CH=N-OCH 2 CH 3 


595 


H 


CI 


CH=N-OCH ( CH 3 ) COOCH 3 


596 


H 


CI 


S0 2 C1 


597 


H 


CI 


S0 2 NH 2 


598 


H 


CI 


S0 2 NHCH 3 


599 


H 


CI 


S0 2 N(CH 3 ) 2 


600 


H 


CI 


NH-CH 2 C=CH 


601 


H 


CI 


NHCH(CH 3 )COOCH 3 


602 


H 


CI 


N(CH 3 )-CH 2 CsCH 


603 


H 


CI 


NH(S0 2 CH 3 ) 


604 


H 


CI 


N(CH 3 ) (S0 2 CH 3 ) 


605 


H 


CI 


N(S0 2 CH 3 ) 2 


606 


H 


CN 


H 


607 


H 


CN 


F 


608 


H 


cn 


CH 3 


609 


H 


CN 


N0 2 
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Nr. R 4 


R5 


X-R 6 


610 


H 


CN 


NH 2 


611 


H 


CN 


OH 


612 


H 


CN 


OCH 3 


613 


H 


CN 


OCH(CH 3 ) 2 


614 


H 


CN 


0-CH 2 CH=CH 2 


615 


H 


CN 


0-CH 2 CsCH 


616 


H 


CN 


0-CH(CH 3 )CsCH 


617 


H 


CN 


O-Cyclopentyl 


618 


H 


CN 


OCH 2 COOH 


619 


H 


CN 


OCH 2 COO-CH 3 


620 


H 


CN 


OCH 2 COO-CH 2 CH 3 


621 


H 


CN 


OCH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


622 


H 


CN 


OCH 2 COO-CH 2 C=CH 


623 


H 


CN 


OCH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


624 


H 


CN 


OCH 2 CONH-CH 3 


625 


H 


CN 


OCH 2 CON(CH 3 ) 2 


626 


H 


CN 


OCH(CH 3 )COOH 


627 


H 


CN 


OCH(CH 3 )COO-CH 3 


628 


H 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


629 


H 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


630 


H 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 C=CH 


631 


H 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


632 


H 


CN 


OCH(CH 3 )CONH-CH 3 j 


633 


H 


CN 


OCH(CH 3 )CON(CH 3 ) 2 


634 


H 


CN 


OC(CH 3 ) 2 COO-CH 3 j 


635 


H 


CN 


OC (CH 3 ) 2 COO~CH 2 CH=CH 2 


636 


H 


CN 


SH 


637 


H 


CN 


SCH 3 


638 


H 


CN 


SCH(CH 3 ) 2 


639 


H 


CN 


S-CH 2 CH=CH 2 


640 


H 


CN 


S-CH 2 C=CH 


641 


H 


CN 


S-CH(CH 3 )CsCH 


642 


H 


CN 


S-Cyclopentyl 


643 


H 


CN 


SCH 2 COOH 


644 


H 


CN 


SCH 2 COO-CH 3 


645 


H 


CN 


SCH 2 COO-CH 2 CH 3 


646 


H 


CN 


SCH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


647 


H 


CN 


SCH 2 COO-CH 2 C=CH 


648 


H 


CN 


SCH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


649 


H 


CN 


SCH 2 CONH-CH 3 


650 


H 


CN 


SCH 2 CON ( CH 3 ) 2 


651 


H 


CN 


SCH(CH 3 )COOH 


652 


H 


CN 


SCH(CH 3 )COO-CH 3 


653 


H 


CN 


SCH ( CH 3 ) COO-CH2CH3 


654 


H 


CN 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


655 


H 


CN 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 C=CH 


656 


H 


CN 


SCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


657 


H 


CN 


SCH(CH 3 )CONH-CH 3 


658 


H 


CN 


SCH(CH 3 )CON(CH 3 ) 2 


659 


H 


CN 


SC(CH 3 ) 2 COO-CH 3 


660 


H 


CN 


SC ( CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH=CH 2 
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Nr. 


R* 


R5 


X-R 6 


661 


H 


CN 


COOH 


662 


H 


CN 


COOCH 3 


663 


H 


CN 


COOCH2CH3 


664 


H 


CN 


COOCH(CH 3 ) 2 


665 


H 


CN 


COO-CH 2 CH=CH 2 


666 


H 


CN 


COO-CH 2 C-CH 


667 


H 


CN 


COO-Cyc lopenty 1 


668 


H 


CN 


COO-CH 2 COO-CH 3 


669 


H 


CN 


COO-CH2COO-CH2CH3 


670 


H 


CN 


COO-CH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


671 


H 


CN 


COO-CH 2 COO-CH 2 C=CH 


672 


H 


CN 


COO-CH2COO-CH2CH2OCH3 


673 


H 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH3 


674 


H 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


675 


H 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


676 


H 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 C=CH 


677 


H 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


678 


H 


CN 


COO-C ( CH 3 ) 2COO-CH3 


679 


H 


CN 


COO-C (CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH 3 


680 


H 


CN 


COO-C (CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


681 


H 


CN 


COO-C (CH 3 ) 2 COO-CH 2 C-CH 


682 


H 


CN 


COO-C (CH 3 ) 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


683 


H 


CN 


CONH 2 


684 


H 


CN 


CONHCH 3 


685 


H 


CN 


CON ( CH 3 ) 2 


686 


H 


CN 


CONH-CH 2 COO-CH 3 


687 


H 


CN 


CONH-CH 2 COO-CH 2 CH-CH 2 


688 


H 


CN 


CONH-CH 2 COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


689 


H 


CN 


CONH-CH ( CH 3 ) COO-CH 3 


690 


H 


CN 


CONH-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


691 


H 


CN 


CONH-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


692 


H 


CN 


CON ( CH 3 ) -CH2COO-CH3 


693 


H 


CN 


CON ( CH 3 ) -CH 2 COO-CH 2 CH=CH 2 


694 


H 


CN 


CON ( CH 3 ) -CH2COO-CH2CH2OCH3 


695 


H 


CN 


C(=N-OCH 3 )0-CH 3 


696 


H 


CN 


C ( =N-OCH 3 ) 0-CH 2 -C00CH 3 


697 


H 


CN 


C ( =N-OCH 3 ) 0-CH 2 -COO-Pheny 1 


698 


H 


CN 


C ( =N-OCH 3 ) O-CH ( CH 3 ) -COOCH3 


699 


H 


CN 


CH=C(Cl)COO-CH 3 


700 


H 


CN 


CH=C ( CI ) COO-CH 2 CH 3 


701 


H 


CN 


CH=C ( CI ) COO-CH 2 CH=CH 2 


702 


H 


CN 


CH=C ( CI ) COO-CH 2 COOCH 3 


703 


H 


CN 


CH=C ( CI ) COO-CH ( CH 3 ) COOCH 3 


704 


H 


CN 


CH=C(C1)C0N(CH 3 ) 2 


705 


H 


CN 


CH=C ( CI ) CON ( CH 3 ) -CH2COOCH3 


706 


H 


CN 


CH=C ( CI ) CONH-CH ( CH 3 ) COOCH 3 


707 


H 


CN 


CH=C(Br)COO-CH 3 


708 


H 


CN 


CH=C ( Br ) COO-CH 2 CH 3 


709 


H 


CN 


CH=C(CH 3 )COO-CH 3 


710 


H 


CN 


CH=C ( CH 3 ) COO-CH2CH3 


711 


H 


CN 


CH 2 -CH ( CI ) -COO-CH3 



WO 02/06233 



PCT/EPO 1/08251 



46 



15 



25 



35 



45 



Nr . 


R 4 


R5 


X-R 6 


712 


H 


CN 


CH 2 -CH ( Cl ) -COO-CH 2 CH 3 


713 


H 


CN 


CHO 


714 


H 


CN 


CH=N-OCH 3 


715 


H 


CN 


CH=N-OCH 2 CH 3 


716 


H 


CN 


CH=N-OCH ( CH 3 ) COOCH3 


717 


H 


CN 


S0 2 C1 


718 


H 


CN 


S0 2 NH 2 


719 


H 


CN 


S0 2 NHCH 3 


720 


H 


CN 


S0 2 N(CH 3 ) 2 


721 


H 


CN 


NH-CH 2 C=CH 


722 


H 


CN 


NHCH(CH 3 )COOCH 3 


723 


H 


CN 


N(CH 3 )-CH 2 C=CH 


724 


H 


CN 


NH(S0 2 CH 3 ) 


725 


H 


CN 


N(CH 3 ) (S0 2 CH 3 ) 


726 


H 


CN 


N(S0 2 CH 3 ) 2 


191 


F 


Cl 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 3 


( k— Jinan tiomer ) 1 


728 


F 


CI 


/-*\f~\ TT / f~\ TT \ /~I t~\ /~\ pTT /ITT 

OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


( k— Jinanuxomer ) 


729 


F 


Cl 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH— CH 2 


( k— rjnanx.ioiuej. j 


730 


F 


Cl 


OCH ( CH 3 ) COO— CH 2 C=CH 


( k— unaniixomer j 


7"? 1 1 

/ O -L 


F 


Cl 


/-\/-\ TT / /"ITT V /""\/*"V /*ITT /"l TT /""l/l TT 

OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


( R-Enantiomer ) 


732 


F 


Cl 


TT / /~l TT \ /**• /*'\TVTTT TT 

OCH ( CH 3 ) CONH— CH 3 


( K-iinantiomer ; 


733 


F 


Cl 


OCH ( CH 3 ) CON ( CH 3 ) 2 


( k— Jcjnantioineir j 


734 


F 


CN 


/—\/-1 TT / /ITT V /""\/~\ /ITT 

OCH ( CH 3 ) COO-CH 3 


( r— Jinannxoiueir ) 


735 


F 


CN 


/>/iTl / /nirr v /— I /-x/^v /^tt /~i tt 

OCH ( CH 3 ) COO— CH2CH3 


( k— jDnan^ioineir ) 


736 


F 


CN 


/-\/~* TJT / /ITT \ /~l/^l/~N O TT nU — PU _ 

OCH ( CH 3 ) COO— CH 2 CH— Cri 2 


\ si.— JLnanx,ioniejr j 


737 


F 


CN 


/-«l/-»T_T / /"ITT V /"I /"\/~\ /ITT /"I TT 

OCH ( CH 3 ) COO— CH 2 C=CH 


y K— liiliariT^XOIliei: / 


738 


F 


CN 


UCri ( Cii 3 ) tUU- Cri 2 Crl 2 UCri 3 


( rv— £»IlclIlX.X<JIll<=;X y 


7 39 


F 


CN 


UCri ( Cri 3 ) CUNri— Cri 3 


/ Tp TP nan4" n /™\tyi^ t~ \ 

y rv — Ji Ilclll U -LvJiLlti J_ f 


740 


F 


CN 




( R— Enantiomeir ) 


741 


H 


Cl 


OCH(CH 3 )COO-CH 3 


( R-Enantiomer ) 


742 


H 


Cl 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


( R-Enantiomer ) 


743 


H 


Cl 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


( R-Enantiomer ) 


744 


H 


Cl 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 C=CH 


( R-Enantiomer ) 


745 


H 


Cl 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


( R-Enantiomer ) 


746 


H 


Cl 


OCH(CH 3 )CONH-CH 3 


( R-Enantiomer ) 


747 


H 


Cl 


OCH(CH 3 )CON(CH 3 ) 2 


( R-Enantiomer ) 


748 


H 


CN 


OCH(CH 3 )COO-CH 3 


( R-Enantiomer ) 


749 


H 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH2CH3 


( R-Enantiomer ) 


750 


H 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


( R-Enantiomer ) 


751 


H 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 C=CH 


( R-Enantiomer ) 


752 


H 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


( R-Enantiomer ) 


753 


H 


CN 


OCH(CH 3 )CONH-CH 3 


( R-Enantiomer ) 


754 


H 


CN 


OCH(CH 3 )CON(CH 3 ) 2 


( R-Enantiomer ) 


755 


CI 


Cl 


OCH(CH 3 )COO-CH 3 


( R-Enantiomer ) 


756 


CI 


Cl 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


( R-Enantiomer ) 


757 


CI 


Cl 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


( R-Enantiomer ) 


758 


CI 


Cl 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 C=CH 


( R-Enantiomer ) 


759 


CI 


Cl 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


( R-Enantiomer ) 


760 


CI 


Cl 


OCH(CH 3 )CONH-CH 3 


(R-Enantiomer) 


761 


CI 


Cl 


OCH(CH 3 )CON(CH 3 ) 2 


( R-Enantiomer ) 


762 


CI 


CN 


OCH(CH 3 )COO-CH 3 


(R-Enantiomer ) 
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R5 


X-R 6 


763 


CI 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


( R-Enantiomer ) 


764 


CI 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


( R-Enantiomer ) 


765 


CI 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 C-CH 


( R-Enantiomer ) 


766 


CI 


CN 


OCH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


( R-Enantiomer ) 


767 


CI 


CN 


OCH(CH 3 )CONH-CH 3 


( R-Enantiomer ) 


768 


CI 


CN 


OCH(CH 3 )CON(CH 3 ) 2 


( R-Enantiomer ) 


769 


F 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 3 


( S-Enantiomer ) 


770 


F 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


( S-Enantiomer ) 


771 


F 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


( S-Enantiomer ) 


772 


F 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 C=CH 


( S-Enantiomer) 


773 


F 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


( S-Enantiomer ) 


774 


F 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 3 


( S-Enantiomer) 


775 


F 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


( S-Enantiomer ) 


776 


F 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


( S-Enantiomer ) 


111 


F 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 C=CH 


( S-Enantiomer) 


IIS 


F 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


( S-Enantiomer) 


119 


CI 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 3 


( S-Enantiomer ) 


780 


CI 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


( S-Enantiomer ) 


781 


CI 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


( S-Enantiomer ) 


782 


CI 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 C-CH 


( S-Enantiomer) 


783 


CI 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


( S-Enantiomer ) 


784 


CI 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 3 


( S-Enantiomer ) 


785 


CI 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH2CH3 


( S-Enantiomer ) 


786 


CI 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


( S-Enantiomer ) 


787 


CI 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 C=CH 


( S-Enantiomer ) 


788 


CI 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


( S-Enantiomer ) 


789 


H 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 3 


( S-Enantiomer ) 


790 


H 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


( S-Enantiomer ) 


791 


H 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


( S-Enantiomer ) 


792 


H 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 C=CH 


( S-Enantiomer ) 


793 


H 


CI 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


(S-Enantiomer) ! 


794 


H 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 3 


( S-Enantiomer ) 


795 


H 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 3 


( S-Enantiomer ) 


796 


H 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH=CH 2 


( S-Enantiomer ) 


797 


H 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 C=CH 


( S-Enantiomer ) 


798 


H 


CN 


COO-CH ( CH 3 ) COO-CH 2 CH 2 OCH 3 


( S-Enantiomer ) 



35 Unter den Verbindungen IB (Q = N) sind die Verbindungen mit R 3 = 
CF 3 und R 1 = CI bevorzugt, worin R 2 und R 2 ' unabhangig ausgewahlt 
sind unter Wasserstoff und Methyl. Beispiele hierfiir sind die 
Verbindungen der nachstehend angegebenen Formeln IBa, IBb, IBc 
und IBd, worin R 4 , R 5 und X-R 6 gemeinsam die in jeweils einer 

40 Zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeutungen aufweisen (Verbindun- 
gen IBa.l-IBa.798 bis IBd. 1-IBd. 798 ) . 



45 
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5 




(IBa) ( IBb > 



10 




15 (IBC) dBd) 

Unter den Verbindungen IC sind solche Verbindungen besonders be- 
vorzugt, in denen R 7 zusammen mit X-R 6 fur eine Kette der Formel 
— N=C(R 19 )-0- Oder -N=C(R 19 )-S- steht, worin die Variable R 19 die 

20 zuvor angegebenen Bedeutungen, insbesondere die als bevorzugt an- 
gegebenen Bedeutungen aufweist. Diese Verbindungen werden im Fol- 
genden auch als Benzoxazolylpyridone bzw. als Benzothiazolylpyri- 
done bezeichnet. Hierbei werden solche Verbindungen bevorzugt, in 
denen das Chalkogenatom an Kohlenstof f atom gebunden ist, welches 

25 der Verkniipfungsstelle zum Pyridonring benachbart ist. 



Unter diesen Verbindungen sind wiederum solche Verbindungen mit R 3 
= CF 3 und R 1 = Cl bevorzugt r worin R 2 und R 2 ' unabhangig ausgewahlt 
sind unter Wasserstoff und Methyl. 



35 
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49 

Beispiele hierfiir sind die l-Benzoxazol-7-yl-lH-2-pyridone der 
nachstehend angegebenen Formeln ICa, ICb, ICc und ICd, worin R 4 , 
R5 und R 19 gemeinsam die in jeweils einer Zeile der Tabelle 2 an- 
5 gegebenen Bedeutungen aufweisen ( Verbindungen ICa. 1-ICa. 312 bis 
ICd.l-ICd.312) . 



10 



15 



20 




(ICc) (ICd) 

Tabelle 2 



35 



45 



Nr. 


R 4 


R5 


R 19 


1 


F 


CI 


H 


2 


F 


CI 


CH 3 


3 


F 


CI 


C 2 H 5 


4 


F 


CI 


n-C 3 H 7 


5 


F 


CI 


CH(CH 3 ) 2 


6 


F 


CI 


n-C 4 H 9 


7 


F 


CI 


CH(CH 3 )-C 2 H 5 


8 


F 


CI 


CH 2 -CH(CH 3 ) 2 


9 


F 


CI 


C(CH 3 ) 3 


10 


F 


CI 


CH 2 -CH=CH 2 


11 


F 


CI 


CH 2 -C-CH 


12 


F 


CI 


CH 2 C1 


13 


F 


CI 


CF 3 


14 


F 


CI 


CH 2 -Cyc lopr opy 1 


15 


F 


CI 


Cyclopropyl 


16 


F 


CI 


Cyclopentyl 


17 


F 


CI 


Cyclohexyl 


18 


F 


CI 


Tetrahydropyran-3-yl 


19 


F 


CI 


Tetr ahydropyr an- 4 -y 1 


20 


F 


CI 


Tetrahydrothiopyran-3-yl 
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Nr. 


R 4 


R5 


R19 


21 


F 


Cl 


Tetr ahydrothiopyr an- 4 -y 1 


22 


F 


Cl 


Phenyl 


23 


F 


Cl 


CH2-COOCH3 


24 


F 


Cl 


CH2-COOC2H5 


25 


F 


Cl 


CH2-CH2-COOCH3 


26 


F 


Cl 


CH2-CH2-COOC2H5 


27 


F 


Cl 


F 


28 


F 


Cl 


Cl 


29 


F 


Cl 


Br 


30 


F 


Cl 


OCH3 


31 


F 


Cl 


OCH2CH3 


32 


F 


Cl 


0-n-C 3 H7 


33 


F 


Cl 


OCH(CH 3 )2 




F 


Cl 


OCH 2 -CH=CH 2 


35 


F 


Cl 


OCH 2 -C=CH 


36 


F 


Cl 


OCH2-COOCH3 


37 


F 


Cl 


OCH 2 -COOC 2 H 5 


38 


F 


Cl 


OCH(CH 3 )-COOCH 3 


39 


F 


Cl 


OCH ( CH 3 ) -COOC 2 H 5 


40 


F 


Cl 


NH 2 


41 


F 


Cl 




42 


F 


Cl 


SCH3 


43 


F 


Cl 


SCH2CH3 


44 


F 


Cl 


S-n-C3H7 


45 


F 


Cl 


SCH(CH 3 )2 


46 


F 


Cl 


SCH 2 -CH=CH 2 


47 


F 


Cl 


SCH 2 -C=CH 


48 


F 


Cl 


SCH2-COOCH3 


49 


F 


Cl 


SCH9-COOC0H5 


50 


F 


Cl 


SCH ( CH 3 ) -COOCH3 


51 


F 


Cl 


COOCH3 


52 


F 


Cl 


COOC 2 H 5 


53 


Cl 


Cl 


H 


54 


CI 


Cl 


CH 3 


55 


Cl 


Cl 


C 2 H 5 


56 


Cl 


Cl 


n-C 3 H 7 


57 


Cl 


Cl 


CH(CHt) 2 


58 


Cl 


Cl 


n-C4H9 


59 


Cl 


Cl 


CH(CH 3 )-C 2 H 5 


60 


Cl 


Cl 


CH 2 -CH(CH 3 )2 


61 


Cl 


Cl 


C(CH 3 ) 3 


62 


Cl 


Cl 


CH 2 -CH=CH 2 


63 


Cl 


Cl 


CH 2 -C-CH 


64 


Cl 


Cl 


CH 2 C1 


65 


Cl 


Cl 


CF 3 


66 


Cl 


Cl 


CH 2 -Cyc lopr opy 1 


67 


Cl 


Cl 


Cyclopropyl 


68 


Cl 


Cl 


Cyclopentyl 


69 


Cl 


Cl 


Cyclohexyl 


70 


Cl 


Cl 


Tetrahydropyran-3-yl 


71 


Cl 


Cl 


Tetrahydropyran-4-yl 
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Nr. 


R4 


R5 


R19 


72 


CI 


CI 


Tetr ahydrothiopyr an- 3 -y 1 


73 


CI 


CI 


Tetrahydrothiopyran-4-yl 


74 


CI 


CI 


Phenyl 


75 


CI 


CI 


CH2-COOCH3 


76 


CI 


CI 


CH 2 -COOC 2 H 5 


77 


CI 


CI 


CH2-CH2-COOCH3 


78 


CI 


CI 


CH2-CH2-COOC2H5 


79 


CI 


CI 


F 


80 


CI 


CI 


CI 


81 


CI 


CI 


Br 


82 


CI 


CI 


OCH3 


83 


CI 


CI 


OCH 2 CH 3 


84 


CI 


CI 


0-n-C 3 H 7 


85 


CI 


CI 


OCH(CH 3 ) 2 


86 


CI 


CI 


OCH 2 -CH=CH 2 


87 


CI 


CI 


OCH 2 -CsCH 


88 


CI 


CI 


OCH2-COOCH3 


89 


CI 


CI 


OCH 2 -COOC 2 H s 


90 


CI 


CI 


OCH(CH 3 )-COOCH 3 


91 


CI 


CI 


OCH(CH 3 )-COOC 2 H 5 


92 


CI 


CI 


NH 2 


93 


CI 


CI 


N(CH 3 ) 2 


94 


CI 


CI 


SCH3 


95 


CI 


CI 


SCH2CH3 


96 


CI 


CI 


S-n-C 3 H 7 


97 


CI 


CI 


SCH(CH 3 ) 2 


98 


CI 


CI 


SCH 2 -CH=CH 2 


99 


CI 


CI 


SCH 2 -CsCH 


100 


CI 


CI 


SCH2-COOCH3 


101 


CI 


CI 


SCH 2 -COOC 2 H 5 


102 


CI 


CI 


SCH(CH 3 )-COOCH 3 


103 


CI 


CI 


COOCH3 


104 


CI 


CI 


COOC2H5 


105 


H 


CI 


H 


106 


H 


CI 


CH 3 


107 


H 


CI 


C2H5 


108 


H 


CI 


n-C 3 H 7 


109 


H 


CI 


CH(CH 3 ) 2 


110 


H 


CI 


n-C 4 H 9 


111 


H 


CI 


CH(CH 3 )-C 2 H 5 


112 


H 


CI 


CH 2 -CH(CH 3 ) 2 


113 


H 


CI 


C(CH 3 ) 3 


114 


H 


CI 


CH 2 -CH=CH 2 


115 


H 


CI 


CH 2 -C=CH 


116 


H 


CI 


CH 2 C1 


117 


H 


CI 


CF 3 


118 


H 


CI 


CH 2 -Cyc lopr opy 1 


119 


H 


CI 


Cyclopropyl 


120 


H 


CI 


Cyclopentyl 


121 


H 


CI 


Cyclohexyl 


122 


H 


CI 


Tetrahydropyran-3-yl 
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Nr. 


R 4 


R5 


R" 


123 


H 


CI 


Te tr ahydr opyr an- 4 -y 1 


124 


H 


CI 


Tetrahydrothiopyran-3-yl 


125 


H 


CI 


Tetrahydrothiopyran-4-yl 


126 


H 


CI 


Phenyl 


127 


H 


CI 


CH 2 -COOCH 3 


128 


H 


CI 


CH 2 -COOC 2 H 5 


129 


H 


CI 


CH2-CH2-COOCH3 


130 


H 


CI 


CH2-CH2-COOC2H5 


131 


H 


CI 


F 


132 


H 


CI 


Cl 


133 


H 


CI 


Br 


134 


H 


CI 


OCH3 


X «J —) 


H ! 


Cl 


OCH 2 CH 3 


136 


H 


CI 


O-11-C3H7 


137 


H 


Cl | 


OCH(CH 3 ) 2 


J. JO 


H 


Cl 


OCH2-CH=CH2 


13 9 

X «J Zf 


H 


Cl 


OCH 2 -C=CH 


140 


H 


Cl 


OCH2-COOCH3 


141 


H 


Cl 


OCH 2 -COOC 2 H 5 j 


142 


H 


Cl 


OCH ( CH 3 ) -COOCH3 


143 


H 


Cl 


OCH ( CH 3 ) -COOC 2 H 5 


144 


H 


Cl 


NH 2 


iij 


H 


Cl 




14 6 


H 


Cl 


SCH3 


1 47 
x *± / 


H 


Cl 


SCHoCH^ 


148 


H 


Cl 


S-n-C 3 H 7 


149 


H 


Cl 


SCH(CH 3 ) 2 


150 


H 


Cl 


SCH 2 -CH=CH 2 


151 


H 


Cl 


SCH 2 -C=CH 


152 


H 


Cl 


SCH2-COOCH3 


153 


H 


Cl 


SCH 2 -COOC 2 H 5 


1 54 


H 


Cl 


SCH(CH 3 )-COOCH 3 ! 


155 


H 


Cl 


COOCH3 


1 56 

X -J v> 


H 


Cl 


COOC2H5 


1 57 


F 


cn 


H 


1 58 

X J o 


F 


CN 


CH^ 


1 59 

X ■»/ Zt 


F 


CN 


CoHr 


160 


F 


CN 


n-C3H7 


161 


F 


CN 


CH(CH3)2 


162 


F 


CN 




163 


F 


CN 


CH(CH3)-C 2 H 5 


164 


F 


CN 


CH 9 -CH(CH 3 ) 2 


165 


F 


CN 


C(CHq)3 


166 


F 


CN 


CH 2 -CH=CH 2 


167 


F 


CN 


CH 2 -C=CH 


168 


F 


CN 


CH 2 C1 


169 


F 


CN 


CF 3 


170 


F 


CN 


CH 2 -eye lopr opy 1 


171 


F 


CN 


Cyclopropyl 


172 


F 


CN 


Cyclopentyl 


173 


F 


CN 


Cyclohexyl 



WO 02/06233 



PCT/EP01/08251 



53 



5 



15 



25 



35 



45 



Nr. 


R4 


R5 


R« 


174 


F 


CN 


Tetrahydropyran-3-yl 


175 


F 


CN 


Tetrahydropyran-4 -yl 


176 


F 


CN 


Tetrahydrothiopyran-3-yl 


177 


F 


CN 


Tetrahydrothiopyran~4-yl 


178 


F 


CN 


Phenyl 


179 


F 


CN 


CH2-COOCH3 


180 


F 


CN 


CH2-COOC2H5 


181 


F 


CN 


CH2-CH2-COOCH3 


182 


F 


CN 


CH2-CH2-COOC2H5 


183 


F 


CN 


F 


184 


F 


CN 


CI 


185 


F 


CN 


Br 


186 


F 


CN 


0CH3 


187 


F 


CN 


OCH2CH3 


188 


F 


CN 


0-I1-C3H7 


189 


F 


CN 


OCH ( CH3 ) 2 


190 


p 


CN 


OCH 2 -CH==CH2 


191 


F 


CN 


OCH2-C-CH 


192 


F 


CN 


OCH2-COOCH3 


193 


F 


CN 


OCH 2 -COOC 2 H 5 


194 


F 


CN 


OCH ( CH3 ) -COOCH3 


195 


F 


CN 


OCH ( CH 3 ) -COOC2H5 


196 


F 


CN 


NH 2 


197 


F 


CN 


N(CH 3 ) 2 


198 


F 


CN 


SCH 3 


199 


F 


CN 


SCH2CH3 


200 


F 


CN 


S-II-C3H7 


201 


F 


CN 


SCHfCH^) 2 


202 


F 


CN 


SCH 2 -CH=CH 2 


203 


F 


CN 


SCH 2 -C=CH 


204 


F 


CN 


SCH2-COOCH3 


205 


F 


CN 


SCH 2 -COOC 2 H 5 


206 


F 


CN 


SCH(CH 3 )-COOCH 3 


207 


F 


CN 


COOCH3 


208 


F 


CN 


COOC 2 H 5 


209 


CI 


CN 


H 


210 


CI 


CN 


CH 3 


211 


CI 


CN 


C2H5 


212 


CI 


CN 


n-C 3 H 7 


213 


CI 


CN 


CH(CH 3 ) 2 


214 


CI 


CN 


n-C4H9 


215 


CI 


CN 


CH(CH 3 )-C 2 H5 


216 


CI 


CN 


CH2*CH(CH 3 )2 


217 


CI 


CN 


C(CH 3 ) 3 


218 


CI 


CN 


CH 2 -CH=CH 2 


219 


CI 


CN 


CH 2 ^C=CH 


220 


CI 


CN 


CH 2 C1 


221 


CI 


CN 


CF 3 


222 


CI 


CN 


CH2 -Cyc lopropy 1 


223 


CI 


CN 


Cyclopropyl 


224 


CI 


CN 


Cyclopentyl 
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Nr. 


R* 


R5 


R" 


225 


CI 


CN 


Cyclohexyl 


226 


CI 


CN 


Tetrahydropyran-3-yl 


227 


CI 


CN 


Tet.rahydropyran-4-yl 


228 


CI 


CN 


Tetrahydrothiopyran-3-yl 


229 


CI 


CN 


Tetrahydrothiopyran-4-yl 


230 


CI 


CN 


Phenyl 


231 


CI 


CN 


CH2-COOCH3 


232 


CI 


CN 


CH2-COOC2H5 


233 


CI 


CN 


CH2-CH2-COOCH3 


234 


CI 


CN 


CH2-CH2-COOC2H5 


235 


CI 


CN 


F 


236 


CI 


CN 


CI 


237 


CI 


CN 


Br 


238 


CI 


CN 


OCH3 


239 


CI 


CN 


OCH2CH3 


240 


CI 


CN 


O-11-C3H7 


241 


CI 


CN 


OCH(CH 3 ) 2 


242 


CI 


CN 


OCH 2 -CH=CH 2 


243 


CI 


CN 


OCH 2 -C=CH 


244 


CI 


CN 


OCH2-COOCH3 


245 


CI 


CN 


OCH2-COOC2H5 _j 


246 


CI ! 


CN 


OCH(CH 3 )-COOCH 3 


247 


CI 


CN 


OCH(CH 3 )-COOC 2 H 5 


248 


CI 


CN 


NH 2 


249 


CI 


CN 


N(CH 3 ) 2 


250 


CI 


CN 


SCH 3 


251 


CI 


CN 


SCH2CH3 


252 


CI 


CN 


S-11-C3H7 


253 


CI 


CN 


SCH(CH 3 ) 2 


254 


CI 


CN 


SCH 2 -CH=CH 2 


255 


CI 


CN 


SCH 2 -C=CH 


256 


CI 


CN 


SCH2-COOCH3 


257 


CI 


CN 


SCH2-COOC2H5 


258 


CI 


CN 


SCH(CH 3 )-COOCH 3 


259 


CI 


CN 


COOCH3 


260 


CI 


CN 


COOC2H5 


261 


H 


CN 


H 


262 


H 


CN 


CH 3 


263 


H 


CN 


C 2 H 5 


264 


H 


CN 


n-C 3 H 7 


265 


H 


CN 


CH(CH 3 ) 2 


266 


H 


CN 


11-C4H9 


267 


H 


CN 


CH(CH 3 )-C 2 H 5 


268 


H 


CN 


CH 2 -CH(CH 3 ) 2 


269 


H 


CN 


C(CH 3 ) 3 


270 


H 


CN 


CH 2 -CH=CH 2 


271 


H 


CN 


CH 2 ~C=CH 


272 


H 


CN 


CH 2 C1 


273 


H 


CN 


CF 3 


274 


H 


CN 


CH2 -Cyclopropyl 


275 


H 


CN | Cyclopropyl 
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Nr. 


R4 


R5 


R 19 


276 


H 


CN 


Cyclopentyl 


277 


H 


CN 


Cyclohexyl 


278 


H 


CN 


Tetr ahydropyr an- 3 -y 1 


279 


H 


CN 


Tetrahydropyran-4-yl 


280 


H 


CN 


Tetrahydrothiopyran-3-yl 


281 


H 


CN 


Tetrahydrothiopyran-4-yl 


282 


H 


CN 


Phenyl 


283 


H 


CN 


CH2-COOCH3 


284 


H 


CN 


CH2-COOC2H5 


285 


H 


CN 


CH2-CH2-COOCH3 


286 


H 


CN 


CH 2 -CH 2 -COOC 2 H5 


287 


H 


CN 


F 


288 


H 


CN 


CI 


289 


H 


CN 


Br 


290 


H 


CN 


OCH3 


291 


H 


CN 


OCH2CH3 


292 


H 


CN 


0-n-C 3 H 7 


293 


H 


CN 


OCH(CH 3 ) 2 


294 


H 


CN 


OCH 2 -CH=CH 2 


295 


H 


CN 


OCH2-C-CH 


296 


H 


CN 


OCH2-COOCH3 


297 


H 


CN 


OCH2-COOC2H5 


298 


H 


CN 


OCH(CH 3 )-COOCH 3 


299 


H 


CN 


OCH(CH 3 )-COOC 2 H 5 


300 


H 


CN 


NH 2 


301 


H 


CN 


N(CH 3 ) 2 


302 


H 


CN 


SCH 3 


303 


H 


CN 


SCH2CH3 


304 


H 


CN 


S-n-C 3 H 7 


305 


H 


CN 


SCH(CH 3 ) 2 


306 


H 


CN 


SCH 2 -CH=CH 2 


307 


H 


CN 


SCH 2 -C=CH 


308 


H 


CN 


SCH 2 -COOCH 3 


309 


H 


CN 


SCH 2 -COOC 2 H 5 


310 


H 


CN 


SCH(CH 3 )-COOCH 3 


311 


H 


CN 


COOCH3 


312 


H 


CN 


COOC2H5 



Beispiele fur besonders bevorsugte Verbindungen IC sind auch die 
l-Benzthiazol-7-yl-2-[lH]-pyridone der nachstehend angegebenen 
Formeln ICe, ICf , ICg und ICh, worin R 4 f R 5 und R 19 gemeinsam die 
in jeweils einer Zeile der Tabelle 2 angegebenen Bedeutungen auf- 
weisen (Verbindungen ICe . 1-ICe . 312 bis ICh. 1-ICh. 312 ) . 



45 




25 



30 



35 



40 



45 
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Die erf indungsgemaflen 1-Arylpyridone der Formel I konnen in An- 
lehnung an bekannte Verfahren zur Herstellung von 1-Arylpyridonen 
und insbesondere auf den nachstehend beschriebenen Synthesewegen 
5 hergestellt werden. Im Folgenden bedeutet "Aryl" einen Rest der 
Formel: 




10 \ 7— * D (Aryl) 



und "Pyridonyl" einen Rest der Formel: 

15 

R 3 — (\ N (Pyridonyl) 



20 



R 2 ' A 

A) Verknlipfung der Pyridoneinheit mit einer von dem Rest "Aryl" 
abgeleiteten aromatischen Verbindung. 

25 A.l Kondensation von 1,5-Dicarbonsauren mit Arylaminen: 

Die Herstellung von l-Aryl-2 [ lH]-pyridonen der Formel I ge- 
lingt beispielsweise nach der in Schema 1 dargestellten Syn- 
theseroute- Hierbei fiihrt man in einem ersten Schritt eine 
30 Kondensation einer 3-Halogenalkyl-l, 5-dicarbonsaure Oder ih~ 

rem Anhydrid mit einem Arylamin der allgemeinen Formel III 
durch, 



35 R 4a 

H 2 N ^ J— R 5a (Hi) 

40 

worin Q und X die zuvor angegebenen Bedeutungen aufweisen und 
R 4a , R 5a sowie R 6a flir die zuvor definierten Reste R 4 , R 5 und 
R 6 stehen oder Substituenten bedeuten, die nach bekannten 
Verfahren (siehe z.B. die Ausfuhrungen unter B und C) in die 
45 Reste R 4 , R 5 und R 6 umgewandelt werden konnen. 
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Die dabei erhaltenen cyclischen Imide der Formel II konnen 
anschlieBend nach bekannten Verfahren in die l-Aryl-2 [ 1H] - 
pyridone der Formel I umgewandelt werden. Diese Reaktionsse- 
guenz ist beispielhaft fur die Umsetzung von III mit der 
1,5-Dicarbonsaure IV (bzw. ihrem inneren Anhydrid) in Schema 
1 dargestellt: 



10 



15 



20 



25 



30 




+ H 2 N- 



R2a' O 



(b) 



t 

R^ ^Rl R* 

R2' A 



R3 




Q 



R5 
X~R6 



R4a 




(II) 



(I) 



35 in Schema 1 haben die Variablen Q, A, X, R 1 , R 2 , R 3 , R 4 f R 5 , 

R 6 , R 4a / R 5a sowie R 6a die zuvor genannten Bedeutungen. R 2a und 
R 2a ' haben die fur R 2 bzw. R 2 ' genannten, von Amino verschie- 
denen Bedeutungen oder stehen fur Substituenten, die nach be- 
kannten Verfahren (siehe z.B. die Ausfiihrungen unter B) in 

40 die Reste R 2 bzw. R 2 ' umgewandelt werden konnen. In Formel II 

bedeutet jeweils eine Doppel- und eine Einf achbindung. 

Schema 1 ist hinsichtlich des Vorliegens und der Lage der 
Doppelbindungen in IV bzw. IVb nicht einschrankend zu ver ste- 
hen. 



A. la Schritt a 
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Die Kondensation von Arylaminen der allgemeinen Formel III 
mit 1, 5-Dicarbonsauren, vorzugsweise mit Dicarbonsauren der 
in Schema 1 dargestellten allgemeinen Formel IV bzw. mit ih- 
ren Anhydriden IVa zu den entsprechenden N-Arylpiperidindio- 
5 nen bzw. zu den N-Aryl-lH, 3H-dihydropyridin-2 , 6-dionen der 

allgemeinen Formel II erfolgt in Anlehnung an bekannte Ver- 
fahren zur Herstellung derartiger Verbindungen, beispiels- 
weise nach J. A. Seijas, J. Chem. Res. Synop. 1999, 7, 
420-421; V.R. Ranade, J. Indian Chem. Soc. 1979, 56, 393-395; 
10 G.W. Joshi, Indian J. Chem. 1981, 20 B, 1050-1052; A. K . Gho- 

sal, Indian J. Chem. 1978, 16B, 200-204. Auf die Offenbarung 
dieser Schriften wird hiermit in vollem Umfang Bezug genom- 
men. 



15 Bevorzugt ist die Umsetzung von einer Dicarbonsaure IV bzw. 

ihrem Doppelbindungsisomer mit dem Anilinderivat der allge- 
meinen Formel III. Die Umsetzung erfolgt in der Regel durch 
Erwarmen der Komponenten in einem inerten Losungsmittel oder 
in der Schmelze, vorzugsweise auf Temperaturen oberhalb 

20 100 °C und insbesondere auf Temperaturen im Bereich von 120 

bis 300 °C (siehe auch V.R. Ranade, loc . cit.). 

Geeignete Losungsmittel sind aromatische und aliphatische 
Kohlenwasserstof f e wie Toluol, Xylol, Isopropylbenzol , p-Cu- 
25 mol, Decalin und vergleichbare sowie hochsiedende Ether, 

z. B. Dimethyldiethylenglykol und Dimethyltriethylenglykol, 
und Mischungen der vorgenannten Losungsmittel. 

Anstelle durch Einwirkung erhohter Temperatur kann man 
30 Schritt a auch durch Einwirkung von Zentimeterwellen (Mikro- 

wellen) bewirken (siehe hierzu J. A. Seijas, loc. cit.). Auch 
hier kann die Umsetzung in einem der vorgenannten Losungsmit- 
tel Oder einem Verdunnungsmittel oder in einer innigen Mi- 
schung der Komponenten erfolgen. 

35 

Vorzugsweise setzt man die Komponenten des Kondensations- 
schritts a, d. h. die 1 , 5-Dicarbonsaure IV bzw. ihr Anhydrid 
IVa und das Arylamin III, in etwa aquimolaren Mengen ein. 
Selbstverstandlich ist es jedoch auch moglich, eine dieser 
40 Komponenten im Uberschuss einzusetzen. 

Die Aufarbeitung der Reaktionsmischung des Kondensations- 
schritts a zur Herstellung der Verbindungen der allgemeinen 
Formel II erfolgt nach bekannten Verfahren, beispielsweise 
45 durch Kristallisation, wassrig-extraktive Aufarbeitung oder 

durch chromatographische Methoden oder Kombinationen dieser 
Methoden. Selbstverstandlich kann die Verbindung II auch ohne 
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Zwischenisolierung oder Reinigung direkt im Folgeschritt ein- 
gesetzt werden. 

Der in Schema 1 gezeigte Kondensationsschritt a kann sowohl 
5 einstufig als auch iiber Zwischenstuf en, z. B- iiber acyclische 

Amide erfolgen, insbesondere, wenn zur Kondensation das Anhy- 
drid IVa eingesetzt wird (vergleiche G.W. Joshi, loc. cit. 
sowie A.K . Gosal, loc. cit.)* Die Cyclisierung gegebenenf alls 
auftretender acyclische Amide kann sowohl thermisch, d. h. 

10 durch Umsetzung des Amids in einem hochsiedenden Losungsmit- 

tel oder in der Schmelze oder in Gegenwart Wasser entziehen- 
der Mittel wie Essigsaureanhydrid, Oxalylchlorid oder ver- 
gleichbare Reagenzien und/oder in Gegenwart einer Base wie 
Piper idin, Pyridin, Dimethylaminopyridin oder Triethylamin 

15 erfolgen. 

Die im Kondensationsschritt eingesetzten Arylamine der allge- 
meinen Formel III sind beispielsweise aus P. Boger und K. Wa- 
kabayashi, Peroxidizing Herbicides, Springer Verlag 1999, S. 
20 21 ff und dort zitierte Literatur bekannt oder konnen analog 

der in der WO 01/12625 oder WO 97/08170 beschriebenen Verfah- 
ren hergestellt werden. 

Die 1,5-Dicarbonsauren der allgemeinen Formel IV konnen nach 
25 bekannten Methoden zur Herstellung von 1,5-Dicarbonsauren 

hergestellt werden. Insbesondere bietet sich die in Schema 2 
dargestellte Synthesesequenz zur Herstellung der Dicarbonsau- 
ren IV an. Die in Schema 2 gezeigte Synthesesequenz lehnt 
sich an das von M. Guillaume, Synthesis 1995, 920-922 be- 
30 schriebene Verfahren an. 



Schema 2: 

R 2a 




(IV) (IVa) 
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In Schema 2 haben R 2a , R 2a ' und R 3 die zuvor genannten Bedeu- 
tungen. R und R' stehen fiir verseifbare Reste, vorzugsweise 
fur Ci-C4-Alkylreste wie Methyl oder Ethyl. Schema 2 1st hin- 
sichtlich der Lage der Doppelbindung in den Verbindungen IV 
5 und IVa nicht einschrankend gemeint. 

Der erste Schritt in Schema 2 ist die Umsetzung eines 2-Halo- 
genacylalkancarbonsaureesters ( z . B . eines 2-Halogenacylessi- 
gesters, wenn R 2a ' = H oder eines 2-Halogenacylpropionsauree- 

10 sters, wenn R 2a ' = CH 3 ) der allgemeinen Formel V mit einem 

Wittig-Reagenz, beispielsweise einem Phosphorylen der allge- 
meinen Formel VI. Hierbei werden die 3-Halogenalkyl-l , 5-di- 
carbonsaureester der allgemeinen Formel IVb erhalten. Dieser 
Schritt erfolgt unter den fiir eine Wittig-Reaktion iiblichen 

15 Reaktionsbedingungen, wie sie beispielsweise in "Organikum" , 

16. Auflage, VEB Deutscher Verlag der Wissenschaf ten, Berlin 
1986, S. 486, in M. Guillaume, Synthesis 1995, 920-922, sowie 
in den bei J. March, Advanced Organic Chemistry 2nd Edition, 
Wiley Interscience 1985, S. 845-854 zur Wittig-Reaktion zi- 

20 tierten Literaturstellen beschrieben werden. 



Die anschlieJ3ende Verseifung der Dicarbonsaureester IVb zu 
den Dicarbonsauren IV erfolgt nach Standardverf ahren, bei- 
spielsweise durch Umsetzung von IVb mit Alkalien wie Natrium- 
25 hydroxid oder Kaliumhydroxid in geeigneten Losungsmitteln, 

beispielsweise in Wasser, Alkoholen oder in Wasser/Alkohol- 
Mischungen bei Temper aturen im Bereich von 0 bis 200 °C, vor- 
zugsweise oberhalb 0 °C, z. B. in der Siedehitze oder bei 
Raumtemperatur . 

30 

Die Umwandlung der Dicarbonsauren IV in ihre Anhydride IVa 
erfolgt ebenfalls nach Standardmethoden, beispielsweise durch 
Erhitzen und/oder in Gegenwart Wasser entziehender Mittel wie 
Essigsaureanhydrid (G.W. Joshi, Loc. cit.; A. Nangia, Synth. 
35 Commun. 1992, 22, 593-602) oder in Gegenwart von Carbodiimi- 

den wie Dicyclohexylcarbodiimid (vergleiche N.M. Gray, J. 
Med. Chem. 1991, 34, 1283-1292). Auf die zu Schema 2 genann- 
ten Druckschrif ten wird hiermit in vollem Umfang Bezug genom- 
men. 

40 

A. lb Schritt b 

Zur Umwandlung des nach Schema 1 erhaltenen primaren Kon- 
densationsprodukts der allgemeinen Formel II in Verbindungen 
45 der Formel I, worin R 1 fiir ein Halogenatom steht, wird man 

die Verbindung II mit einem Halogenierungsmittel, vorzugs- 
weise einem sauren Halogenierungsmittel wie Phosphortrihalo- 
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genid, z. B. Phosphortrichlorid, Phosphor (V)halogenid, z. B. 
Phosphorpentachlorid, oder Phosphor oxytrihalogenid f z. B. 
POCI3, umsetzen, wobei die zuletzt genannten Halogenierungs- 
mittel bevorzugt sind (siehe hierzu auch M.S. Mayadeo, Indian 
5 J. Chem. 1987, 1099-1101 sowie Houben-Weyl, Methoden der Or- 

ganischen Chemie, Bd 5/3 , 1962 , 4. Auflage, S. 899ff und 
905 ff , auf die hiermit in vollem Umfang Bezug genommen wird) . 
Hierbei entstehen Verbindungen der allgemeinen Formel I, wo- 
rin R 1 fur Halogen und insbesondere fur Chlor steht. 

10 

Die Umsetzung mit dem Halogenierungsmittel kann in einem in- 
erten organischen Losungsmittel , beispielsweise einem der 
vorgenannten aromatischen oder aliphatischen Kohlenwasser- 
stoffe und/oder einem halogenierten Kohlenwasserstof f wie 
15 Dichlormethan, Dichlorethan, Dichlorethen oder Trichlorethan 

oder in dem Halogenierungsmittel als Losungsmittel erfolgen. 
In der Regel erfolgt die Umsetzung unter Erwarmen oder unter 
Einwirkung von Zentimeterwellen. 



20 

A. 2 Nucleophile Substitution 

Verbindungen der allgemeinen Formel I mit R 1 = Wasserstoff 
konnen durch Umsetzung von geeignet substituierten 2- [ 1H ] -Py- 
25 ridonen der allgemeinen Formel VII mit nucleophil substi- 

tuierbaren aromatischen Verbindungen der allgemeinen Formel 
VIII nach der in Schema 3 gezeigten Synthesesequenz herge- 
stellt werden. 



30 



35 



40 



45 



Schema 3 : 
R2b' 




p4b 



NH + Nu 




R 5b 



R3 



R2b Rib R 4b 
R 2b' O X— R6b 



(VIII) (i') 

In Schema 3 haben die Variablen Q, X und R 3 die zuvor genann- 
ten Bedeutungen. R lb , R 2b und R 2b ' stehen fur Wasserstoff oder 
Ci-C 4 -Alkyl- R 4b , R 5b und R 6b haben die zuvor fiir R 4 , R 5 und R 6 
genannten Bedeutungen oder stehen fur Substituenten, die nach 
bekannten Verfahren in Substituenten R 4 , R 5 und R 6 umgewandelt 
werden konnen. Nu steht fiir eine nucleophil verdrangbare Ab- 
gangsgruppe, vorzugsweise fiir ein Halogenatom und insbeson- 
dere fiir Chlor und speziell fiir Fluor. Vorzugsweise steht in 
Schema 3 R 5b fiir einen Elektronen ziehenden Rest, insbesondere 
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fur eine Cyano-Gruppe oder Halogen. Bei der Umsetzung von VII 
mit VIII gemaB Schema 3 werden Verbindungen der allgemeinen 
Formel I' erhalten, aus denen weitere Verbindungen der allge- 
meinen Formal I durch Umwandlung der Gruppen R 2b bis R 6b nach 
5 bekannten Methoden, beispielsweise nach den unter B) und C) 

beschriebenen Verfahren, hergestellt werden konnen. 

Die Umsetzung von VII mit VIII zu den Verbindungen I' kann 
beispielsweise in Anlehnung an die in der EP 259 048 bzw. 
GB 8621217 beschriebenen Methoden erfolgen. Vorzugsweise 
fuhrt man diese Umsetzung in Gegenwart einer Base, vorzugs- 
weise einem Alkalimetallhydrid wie Natriumhydrid oder einem 
Alkalimetallcarbonat wie Natriumcarbonat oder Kaliumcarbonat 
durch. Gegebenenf alls kann man zur Katalyse Kupfer oder Kup- 
fersalze zusetzen. Gegebenenf alls kann man als Hilf skatalysa- 
tor noch einen Kronenether zusetzen. 

Vorzugsweise erfolgt die Umsetzung in einem Losungsmittel, 
insbesondere einem polaren, aprotischen Losungsmittel wie Di- 
20 methylformamid, Dimethylsulf oxid, N-Methylpyrrolidon, Dime- 

thylacetamid, einem Ether wie Diethylether , Tetrahydrof uran 
oder Dioxan sowie Mischungen dieser Losungsmittel. 

In der Regel wird man die Umsetzung bei Temperaturen oberhalb 
Raumtemperatur, vorzugsweise im Bereich von 50 bis 200 °C 
durchfiihren. Hierzu setzt man die Verbindungen der allgemei- 
nen Formel VII und VIII vorzugsweise in annahernd aquimolaren 
Mengen ein. Selbstverstandlich kann man auch eine Komponente 
im Uberschuss einsetzen, wobei der Uberschuss vorzugsweise 
nicht mehr als 50 Mol-%, insbesondere nicht mehr als 
20 Mol-%, bezogen auf die im Unterschuss vorliegende Kompo- 
nente betragen wird. 

Pyridone der allgemeinen Formel VII sind bekannt und teil- 
35 weise kommerziell erhaltlich oder konnen in Analogie zu be- 

kannten Verfahren zur Herstellung von Pyridonen synthetisiert 
werden. Beispielsweise gelingt die Herstellung von Pyridonen 
der allgemeinen Formel VII aus geeignet substituierten 
2-Chlorpyridinen. Hierzu wird das 2-Chlorpyridin sukzessive 
40 in seinen Benzylether uber fiihrt (vergleiche A.J.S. Duggan et 

al., Synthesis 1980, 1, 573 sowie A. Loupy et al. f Heterocy- 
cles 1991, 32, 1947-1953; auf diese Schriften wird hiermit 
Bezug genommen) und anschlieBende Hydrogenolyse nach der von 
T.W. Greene, Protective Groups in Organic Synthesis, 3. Auf- 
45 lage 1999, S. 266ff beschriebenen Methode. 
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Verbindungen der allgemeinen Formel VIII sind kommerziell er- 
haltlich oder konnen nach bekannten Methoden, z.B. durch 
Sandmeyer-Reaktion aus den entsprechenden Anilinen II (vgl. 
Boger et al. in Peroxidising Herbicides) hergestellt werden. 

5 

Selbstverstandlich konnen im Anschluss an die Herstellung von 
I' die darin enthaltenen Substituenten R lb bis R 6b in andere 
Substituenten R 1 bis R 6 umgewandelt werden. Verfahren hierzu 
sind bekannt und beispielsweise in den nachf olgenden Ab- 
10 schnitten B) und C) beschrieben. 

B) Funktionalisierung der Substituenten am Pyridonteil von I 

Verbindungen der allgemeinen Formel I, worin A fur ein Sauer- 
15 stoffatom steht, konnen nach bekannten Methoden durch Behand- 

lung mit Schwef elungsmitteln in Verbindungen der allgemeinen 
Formel I umgewandelt werden, worin A fur ein Schwef elatom 
steht. Beispiele fur geeignete Schwef elungsmittel sind Phos- 
phor (V) sulfide, Organozinnsulf ide sowie Organophosphorsulf ide 
20 (siehe auch J. March, Advanced Organic Synthesis, 2nd Edi- 

tion, Wiley Interscience 1985, S. 794 und dort zitierte Lite- 
ratur) . Die Umsetzung kann in einem Losungsmittel oder in 
Substanz durchgefiihrt werden. Geeignete Losungsmittel sind 
die oben genannten, inerten Losungsmittel sowie basische L6- 
25 sungsmittel, z. B. Pyridin und vergleichbare. Die zur Umset- 

zung erforderliche Temperatur liegt in der Regel oberhalb 
Raumtemperatur und liegt insbesondere im Bereich von 50 bis 
200 °C. 

30 Verbindungen der allgemeinen Formel I, in denen R 2 bzw. R 2 ' 

flir Was sers toff stehen, konnen auch nach bekannten Verfahren 
zur Funktionalisierung von Pyridonen in Verbindungen umgewan- 
delt werden, in denen R 2 bzw- R 2 ' fur eine Aminogruppe stehen. 

35 Die Herstellungen von Verbindungen I, in denen einer oder 

beide der Reste R 2 bzw. R 2 ' fur Amino steht, erfolgt durch 
sukzessive Nitrierung und Hydrierung in Anlehnung an die Vor- 
gehensweise der DE-A 20 55 513. 

40 C) Verbindungen I mit Q - CH steht (Verbindungen IA) , konnen 
durch Funktionalisierung des Phenylrings in andere 
Verbindungen IA umgewandelt werden. Beispiele hierfur sind: 

C.l Nitrierung von 1-Arylpyridonen IA, in denen XR 6 fiir Wasser- 
45 stoff steht, und Umsetzung der Verf ahrensprodukte zu weiteren 

Verbindungen der Formel IA: 
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5 




N0 2 

IA {XR 6 - H} IA {XR 6 = N0 2 } 

10 Als Nitrierungsreagenzien kommen beispielsweise Salpetersaure 

in unterschiedlicher Konzentration, auch konzentrierte und 
rauchende Salpetersaure , Mischungen von Schwef elsaure und 
Salpetersaure , auJ3erdem Acetylnitrate und Alkylnitrate in Be- 
tracht - 

15 

Die Reaktion kann entweder losungsmittelf rei in einem Uber- 
schuss des Nitrier-Reagenzes oder in einem inerten Losungs- 
oder Verdunnungsmittel durchgefiihrt werden, wobei z.B. Was- 
ser, Mineralsauren, organische Sauren, Halogenkohlenwasser- 
20 stoffe wie Methylenchlorid, Anhydride wie Essigsaureanhydrid 

und Mischungen dieser Solventien geeignet sind. 



Ausgangsverbindung IA {XR 6 = H} und Nitrier-Reagenz werden 
zweckmaBigerweise in etwa aquimolaren Mengen eingesetzt; zur 
25 Optimierung des Umsatzes an Ausgangsverbindung kann es jedoch 

vorteilhaft sein, das Nitrier-Reagenz im Uberschuss zu ver- 
wenden, bis etwa zur lOfachen molaren Menge, bezogen auf IA. 
Bei der Reaktionsfuhrung ohne Losungsmittel im Nitrier- 
Reagenz liegt dieses in einem noch groBeren Uberschuss vor. 



30 



Die Reaktionstemperatur liegt normalerweise bei -100°C bis 
2 00°C, bevorzugt bei -3 0 bis 50°C. 



Die Verbindungen IA mit XR 6 = N0 2 konnen dann zu Verbindungen 
35 IA mit X-R 6 = NH 2 oder -NHOH reduziert werden: 

IA {XR 6 - N0 2} RedUkti0n » IA {XR 6 = NH 2f NHOH} 

Die Reduktion wird in der Regel durch Umsetzung der Nitrover- 
40 bindung mit einem Metall wie Eisen, Zink oder Zinn unter 

sauren Reaktionsbedingungen oder mit einem komplexen Hydrid 
wie Lithiumaluminiumhydrid oder Natriumborhydrid erfolgen f 
wobei die Reduktion in Substanz oder in einem Losungs- oder 
Verdiinnungsmittel durchgefiihrt werden kann. Als Losungsmittel 
45 kommen - in Abhangigkeit vom gewahlten Reduktionsmittel - 

z-B. Wasser, Alkohole wie Methanol, Ethanol und Isopropanol 
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Oder Ether wie Diethylether, Methyl-tert .-butylether, Dioxan, 
Tetrahydrofuran und Ethylenglykoldimethylether , in Betracht. 

Bei der Reduktion mit einem Metall arbeitet man vorzugsweise 
5 losungsmittelf rei in einer anorganischen Saure, insbesondere 

in konzentrierter oder verdiinnter Salzsaure, oder in einer 
flussigen organischen Saure wie Essigsaure oder Propionsaure. 
Man kann die Saure jedoch auch mit einem inerten Losungs- 
mittel, z.B. einem der vorstehend genannten, verdiinnen. Die 
10 Reduktion mit komplexen Hydriden erfolgt vorzugsweise in ei- 

nem Losungsmittel, beispielsweise einem Ether oder einem Al- 
kohol. 

Die Nitroverbindung IA {X-R 6 = N0 2 } und das Reduktionsmittel 
15 werden haufig in etwa aquimolaren Mengen eingesetzt; zur Op- 

timierung des Reaktionsverlauf es kann es vorteilhaft sein, 
eine der beiden Komponenten im Uberschuss zu verwenden, bis 
etwa zur lOfachen molaren Menge. 

20 Die Menge an Saure ist nicht kritisch. Urn die Ausgangs- 

verbindung moglichst vollstandig zu reduzieren, verwendet man 
zweckmaBigerweise mindestens eine aquivalente Menge an Saure. 
Haufig wird die Saure im Uberschuss bezogen auf IA {X-R 6 = 
NO2} eingesetzt. 

25 

Die Reaktionstemperatur liegt im Allgemeinen im Bereich von 
-3 0°C bis 200°C, bevorzugt im Bereich von 0°C bis 80°C. 

Zur Aufarbeitung wird die Reaktionsmischung in der Regel mit 
30 Wasser verdiinnt und das Produkt durch Filtration, Kristalli- 

sation oder Extraktion mit einem Losungsmittel, das mit Was- 
ser weitgehend unmischbar ist, z.B. mit Essigsaureethylester , 
Diethylether oder Methylenchlorid, isoliert. Gewiinschtenf alls 
kann das Produkt anschlieBend wie ublich gereinigt werden. 

35 

Die Nitrogruppe der Verbindungen IA {X-R 6 = NO2} kann auch ka- 
talytisch mittels Wasserstoff hydriert werden. Hierfiir geei- 
gnete Katalysatoren sind beispielsweise Raney-Nickel, 
Palladium auf Kohle, Palladiumoxid, Platin und Platinoxid, 
40 wobei im allgemeinen eine Katalysatormenge von 0,05 bis 

10,0 Mol-%, bezogen auf die zu reduzierende Verbindung, aus- 
reichend ist. 



45 



WO 02/06233 PCT/EPO 1/08251 



67 

Man arbeitet entweder losungsmittelf rei oder in einem inerten 
Losungs- oder Verdiinnungsmittel, z.B. in Essigsaure, einem 
Gemisch aus Essigsaure und Wasser, Essigsaureethylester , 
Ethanol oder in Toluol. 

5 

Nach Abtrennen des Katalysators kann die Reaktionslosung wie 
iiblich auf das Produkt hin auf gearbeitet werden. 

Die Hydrierung kann bei Normalwasserstof f druck oder unter er- 
10 hohtem Wasserstoff druck durchgefuhrt werden. 

Die Aminogruppe in IA {X-R 6 = NH 2 } kann anschlieBend in iibli- 
cher Weise diazotiert werden. Aus den Diazoniumsalzen sind 
dann Verbindungen I zuganglich mit: 

X-R 6 = Cyano oder Halogen {z.B durch Sandmeyer-Reaktion: 
vgl. beispielsweise Houben-Weyl, Methoden der Organischen 
Chemie, Georg Thieme Verlag Stuttgart, Bd. 5/4 , 4. Auf- 
lage I960, S. 438ff.}, 

X-R 6 = Hydroxy {z.B. durch Phenolverkochung: vgl. bei- 
spielsweise Org. Synth. Coll. Vol. 3 (1955), S. 130}, 
X-R 6 = Mercapto oder Ci-C 6 -Alkylthio {vgl. hierzu bei- 
spielsweise Houben-Weyl, Methoden der Organischen Chemie, 
Georg Thieme Verlag Stuttgart, Bd. Ell 1984, S. 43 und 
176}, 

X-R 6 « Halogensulfonyl {vgl. hierzu beispielsweise 
Houben-Weyl, Methoden der Organischen Chemie, Georg 
Thieme Verlag Stuttgart, Bd. Ell 1984, S. 1069f.}, 
X-R 6 = z.B. -CH 2 -CH( Halogen )-CO-0-Y-R 8 , 

-CH=C ( Halogen ) -CO-O-Y-R 8 r -CH 2 -CH ( Halogen ) -PO- ( O-Y-R 8 ) 2 , 
-CH=C( Halogen ) -PO- ( O- Y-R 8 ) 2 {allgemein handelt es sich 
hierbei urn Produkte einer Meerwein-Arylierung; vgl. 
hierzu beispielsweise C.S. Rondestredt, Org. React. 11, 
189 (1960) und H.P. Doyle et al., J. Org. Chem. 42, 2431 
(1977)}. 

Das jeweilige Diazoniumsalz von IA {X-R 6 = N 2 + } stellt man in 
der Regel auf an sich bekannte Weise durch Umsetzung von IA 
{X-R 6 = NH 2 } mit einem Nitrosierungsmittel, z.B. einem Nitrit 
40 wie Natriumnitrit und Kaliumnitrit in einer wassrigen Saure- 

losung, z.B. in Salzsaure, Bromwasserstof f saure oder Schwe- 
felsaure, her. 

Die Aminoverbindung IA {X-R 6 = NH 2 } kann man zur Herstellung 
45 des Diazoniumsalzes IA {X-R 6 = N 2 + } mit einem Salpetrigsaure- 

ester wie tert . -Butylnitrit und Isopentylnitrit unter wasser- 
freien Reaktionsbedingungen umsetzen, z.B. in Chlorwasser- 
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stoff haltigem Eisessig, in absolutem Alkohol, in Dioxan oder 
Tetrahydrofuran, in Acetonitril oder in Aceton. 

Die Uberfuhrung des so erhaltenen Diazoniumsalzes in die ent- 
5 sprechende Verbindung IA mit X-R 6 = Cyano, Chlor, Brom oder 

Iod erfolgt besonders bevorzugt durch Behandeln mit einer 
Losung oder Suspension eines Kupfer(I) salzes wie 
Kupfer (I)cyanid / -chlorid, -bromid und iodid, oder mit einer 
Alkalimetallsalz-Losung (vgl. Al). 

10 

Die Uberfuhrung des so erhaltenen Diazoniumsalzes in die ent- 
sprechende Hydroxy- Verbindung IA {X-R 6 = Hydroxy 1} erfolgt 
zweckmaBigerweise durch Behandeln des Diazoniumsalzes IA mit 
einer wassrigen Saure, bevorzugt Schwef elsaure - Hierbei kann 
15 sich der Zusatz eines Kupfer (II) salzes wie Kupfer (II) sulf at 

vorteilhaft auf den Reaktionsverlauf auswirken. Im Allgemei- 
nen fiihrt man diese Umsetzung bei 0 bis 100°C, vorzugsweise 
bei der Siedetemperatur des Reaktionsgemisches durch. 

20 Verbindungen IA mit X-R 6 = Mercapto, Ci-C 6 -Alkylthio oder Ha- 

logensulfonyl erhalt man z.B. durch Umsetzung des entspre- 
chenden Diazoniumsalzes von IA mit Schwef elwasserstof f , einem 
Alkalimetallsulf id, einem Dialkyldisulf id wie Dimethyldisul- 
fid f oder mit Schwef eldioxid. 

25 

Bei der Meerwein-Arylierung handelt es sich ublicherweise urn 
die Umsetzung der Diazoniumsalze mit Alkenen oder Alkinen. 
Das Aiken oder Alkin wird dabei vorzugsweise im Uberschuss, 
bis etwa 3000 Mol-%, bezogen auf die Menge des Diazonium- 
30 salzes, eingesetzt. 

Die vorstehend beschriebenen Umsetsungen des Diazoniumsalzes 
IA {X-R 6 = N 2 + } konnen z.B. in Wasser, in wassriger Salzsaure 
oder Bromwasserstof f saure , in einem Keton wie Aceton, 
35 Diethylketon und Methylethylketon, in einem Nitril wie Aceto- 

nitril, in einem Ether wie Dioxan und Tetrahydrofuran oder in 
einem Alkohol wie Methanol und Ethanol erfolgen. 

Sofern nicht bei den einzelnen Umsetzungen anders angegeben 
40 liegen die Reaktionstemperaturen normalerweise bei -30°C bis 

50°C. 

Bevorzugt werden alle Reaktionspartner in etwa stochio- 
metrischen Mengen eingesetzt, jedoch kann auch ein Uberschuss 
45 der einen oder anderen Komponente, bis etwa 3000 Mol-%, von 

Vorteil sein. 
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Die Mercapto-Verbindungen IA {X-R 6 = SH} sind auch durch 
Reduktion der nachstehend beschriebenen Verbindungen IA mit 
X-R 6 = Halogensulf onyl erhaltlich. Brauchbare Reduktionsmit- 
tel sind z.B. Ubergangsmetalle wie Eisen, Zink und Zinn (vgl, 
hierzu beispielsweise "The Chemistry of the Thiol Group", 
John Wiley, 1974, S. 216). 

C.2 Halosulfonierung von 1-Arylpyridonen IA, bei denen XR 6 fur 
Wasserstof f steht : 



10 



IA {XR 6 = H} ► IA {XR 6 = -S0 2 -Halogen} 

Die Halosulfonierung kann ohne Losungsmittel in einem tiber- 
schuss an Sulf onierungsreagenz oder in einem inerten 
Losungs-/Verdiinnungsmittel, z.B. in einem halogenierten Koh- 
15 lenwasserstof f , einem Ether, einem Alkylnitril oder einer Mi- 

neralsaure durchgefiihrt werden. 

Chlorsulfonsaure stellt sowohl das bevorzugte Reagenz als 
auch Losungsmittel dar. 

20 

Das Sulfonierungsreagenz wird normalerweise in einem leichten 
Unterschuss (bis etwa 95 mol-% ) oder in einem Uberschuss von 
der 1- bis Sfachen molaren Menge, bezogen auf die Ausgangs- 
verbindung IA (mit X-R 6 * H) eingesetzt. Arbeitet man ohne 
25 inertes Losungsmittel r so kann auch ein noch grotferer Uber- 

schuss zweckmaBig sein. 

Die Reaktionstemperatur liegt normalerweise zwischen 0°C und 
dem Siedepunkt des Reaktionsgemisches . 



30 



Zur Aufarbeitung wird die Reaktionsmischung z.B. mit Wasser 
versetzt, wonach sich das Produkt wie ublich isolieren lasst. 



C.3 Seitenkettenhalogenierung von 1-Arylpyridonen IA, bei denen 
35 X-R 6 fiir Methyl steht, und Umsetzung der Verf ahrensprodukte 

zu weiteren Verbindungen der Formel IA: 
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Halogen I Halogen 
H 



IA {XR 6 = CH (Halogen) 2 } 

20 

Beispiele fur geeignete Losungsmittel sind organische Sauren, 
anorganische Sauren, aliphatische oder aromatische Kohlenwas- 
serstoffe, die halogeniert sein konnen, sowie Ether, Sulfide, 
Sulfoxide und Sulfone. 

25 

Als Halogenierungsmittel kommen beispielsweise Chlor, Brom, 
N-Bromsuccinimide, N-Chlorsuccinimide oder Sulfurylchlorid in 
Betracht. Je nach Ausgangsverbindung und Halogenierungsmittel 
kann der Zusatz eines Radikalstarters, beispielsweise eines 
30 organischen Peroxides wie Dibenzoylperoxid oder einer Azo- 

verbindung wie Azobisisobutyronitril, oder Bestrahlung mit 
Licht vorteilhaft auf den Reaktionsverlauf wirken. 

Die Menge an Halogenierungsmittel ist nicht kritisch. Sowohl 
35 unterstochiometrische Mengen als auch groBe Uberschusse an 

Halogenierungsmittel, bezogen auf die zu halogenierende Ver- 
bindung IA (mit X-R 6 = Methyl), sind moglich. 

Bei Verwendung eines Radikalstarters ist ublicherweise eine 
40 katalytische Menge davon ausreichend. 

Die Reaktionstemperatur liegt normalerweise bei -100°C bis 
200°C, vornehmlich bei 10 bis 100°C oder dem Siedepunkt des 
Reaktionsgemisches . 
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Diejenigen Halogenierungsprodukte IA mit X-R 6 = CH 2 -Halogen 
las sen sich in einer nucleophilen Substitutionsreaktion gemaB 
dem folgenden Schema in ihre entsprechenden Ether, Thioether, 
Ester , Amine oder Hydroxylamine uberfiihren: 



10 
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20 




Pyridonyl 




Pyridonyl 



CH 2 -Halogen 



IA {XR 6 = CH 2 -Halogen} 



CH 2 -R 6 



IA {X = CH 2 ; R 6 = -O-Y-R 8 , 
-O-CO-Y-R 8 , -N(Y-R 8 )(Z-R 9 ), 
-N(Y-R 8 )(-0-Z-R 9 ), -S-Y-R 8 } 



Als Nucleophil verwendet man entweder die entsprechenden Al- 
kohole, Thiole, Carbonsauren oder Amine, wobei dann vorzugs- 
weise in Gegenwart einer Base (z.B. eines Alkali- oder Erdal- 
kalimetallhydroxids oder eines Alkali- oder Erdalkalimetall- 
carbonats) gearbeitet wird, oder man verwendet die durch Re- 
aktion der Alkohole, Thiole, Carbonsauren oder Amine mit 
einer Base (z.B. einem Alkalimetallhydrid) erhaltenen Alkali- 
metallsalze dieser Verbindungen . 



25 Als Losungsmittel kommen vor allem aprotische organische Sol- 

ventien, z.B. Tetrahydrof uran, Dimethylf ormamid, Dimethyl- 
sulfoxid, oder Kohlenwasserstof f e wie Toluol und n-Hexan, in 
Betracht . 



30 Die Reaktionsfiihrung erfolgt bei einer Temperatur zwischen 

dem Schmelz- und dem Siedepunkt des Reaktionsgemisches, vor- 
zugsweise bei 0 bis 100°C. 



Diejenigen Halogenierungsprodukte IA mit X-R 6 = CH(Halogen) 2 
35 konnen zu den entsprechenden Aldehyden (IA mit X-R 6 = CHO) 

hydro lysiert werden. Letztere wiederum konnen in Analogie zu 
bekannten Verfahren zu den Carbonsauren IA {X-R 6 = COOH} oxi- 
diert werden: 



40 



45 
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R 4 R4 

Pyridonyl I Pyridonyl 




Hydrolyse 

^ C \ ^ CHO 

Halogen ! Halogen 

H IA {XR 6 = CHO> 

10 IA {XR* = CH( Halogen) 2 } | Oxidation 

I {XR 6 = COOH} 



Die Hydrolyse der Verbindungen IA mit X-R 6 = Dihalogenmethyl 
15 erfolgt vorzugsweise unter sauren Bedingungen, insbesondere 

losungsmittelfrei in Salzsaure, Essigsaure, Ameisensaure oder 
Schwefelsaure, oder auch in einer wassrigen Losung einer der 
genannten Sauren, z.B. in einer Mischung aus Essigsaure und 
Wasser (beispielsweise 3:1). 

20 

Die Reaktionstemperatur liegt normalerweise bei 0 bis 120°C. 

Die Oxidation der Hydrolyseprodukte IA mit XR 6 = Formyl zu 
den entsprechenden Carbonsauren kann auf an sich bekannte 
25 Weise erfolgen, z.B. nach Kornblum (siehe hierzu insbesondere 

die Seiten 179 bis 181 des Bandes "Methods for the Oxidation 
of Organic Compounds" von A.H. Haines, Academic Press 1988 , 
in der Serie "Best Synthetic Methods"). Als Losungsmittel ist 
beispielsweise Dimethylsulf oxid geeignet. 

30 

Die Aldehyde IA {X-R 6 = CHO} lassen sich auch auf an sich be- 
kannte Weise zu Verbindungen IA mit X = unsubstituiertes oder 
substituiertes Ethen-l,2-diyl olefinieren: 

35 IA {XR 6 = CHO} Olefinierung^ IA ^ x _ ( Un ) substituiertes 

Ethen-1, 2-diyl} 



Die Olefinierung erfolgt vorzugsweise nach der Methode von 
Wittig oder einer ihrer Modif ikationen, wobei als Reaktions- 
40 partner Phosphorylide, Phosphoniumsalze und Phosphonate in 

Betracht kommen, oder durch Aldolkondensation. 

Bei Verwendung eines Phosphoniumsalzes oder eines Phosphonats 
empfiehlt es sich, in Gegenwart einer Base zu arbeiten, wobei 
45 Alkalimetallalkyle wie n-Butyl lithium, Alkalimetallhydride 

und -alkoholate wie Natriumhydrid, Natriumethanolat und 
Kalium-tert.-butanolat, sowie Alkalimetall- und Erdalkali- 
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metallhydroxide wie Calciumhydroxid, besonders gut geeignet 
sind. 

Fur eine vollstandige Umsetzung werden alle Reaktionspartner 
5 in etwa stochiometrischem Verhaltnis eingesetzt; bevorzugt 

verwendet man jedoch einen Uberschuss an Phosphorverbindung 
und/oder Base bis etwa 10 mol-%, bezogen auf die Ausgangs- 
verbindung (IA mit X-R 6 = CHO) . 

10 Im Allgemeinen liegt die Reaktionstemperatur bei -40 bis 

150°C. 

Die 1-Arylpyridone IA mit X-R 6 = Formyl konnen auf an sich 
bekannte Weise in Verbindungen IA mit X-R 6 « -CO-Y-R 8 uber- 

15 fuhrt werden, beispielsweise durch Umsetzung mit einer ge- 

eigneten Organometallverbindung Me-Y-R 8 - wobei Me fur ein 
unedles Metall, vorzugsweise fur Lithium oder Magnesium steht 
- und anschlieBender Oxidation der hierbei erhaltenen Alko- 
hole (vgl. z.B. J. March, Advanced Organic Chemistry, 

20 3rd ed., John Wiley, New York 1985, S. 816ff. und 1057ff.). 

Die Verbindungen IA mit X-R 6 = -CO-Y-R 8 konnen ihrerseits in 
einer Reaktion nach Wittig weiter umgesetzt werden. Die hier- 
fiir als Reaktionspartner benotigten Phosphoniumsalze, 
25 Phosphonate oder Phosphorylide sind bekannt oder lassen sich 

auf an sich bekannte Weise darstellen {vgl. hierzu z.B. Hou- 
ben-Weyl, Methoden der Organischen Chemie, Bd. El, S. 636ff. 
und Bd. E2, S. 345ff., Georg Thieme Verlag Stuttgart 1982; 
Chem. Ber. 95, 3993 (1962)}. 

30 

Weitere Moglichkeiten zur Herstellung anderer 1-Arylpyridone 
IA aus Verbindungen IA mit X-R 6 ■» Formyl schlieBen die an 
sich bekannte Aldolkondensation ein, sowie Kondensations-Re- 
aktionen nach Knoevenagel oder Perkin. Geeignete Bedingungen 
35 fiir diese Verfahren sind beispielsweise in Nielson, Org. 

React. 16, Iff (1968) {Aldolkondensation} Org. React. 15, 
204ff. (1967) {Kondensation nach Knoevenagel} und Johnson, 
Org. React. 1, 210ff. (1942) {Kondensation nach Perkin} zu 
entnehmen. 

40 

Die Verbindungen IA mit X-R 6 = -CO-Y-R 8 konnen auch auf an 
sich bekannte Weise in ihre entsprechenden Oxime ubergefiihrt 
werden {vgl- hierzu beispielsweise Houben-Weyl, Methoden der 
Organischen Chemie, Georg Thieme Verlag Stuttgart, Bd. 10/4, 
45 4. Auflage 1968, S. 55ff. und S. 73ff .}: 
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R 8 -Y 



/CO 



Pyridonyl 



H 2 NOR 10 




R 8 -Y 



NOR 10 



Pyridonyl 



I {XR 6 = -CO- Y-R 8 } 



I {XR 6 = -C(=NOR 10 )-Y-R 8 } 



10 

C.4 

15 
20 
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35 
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45 



Synthese von Ethern, Thioethern, Aminen, Estern, Amiden, Sul- 
f onamiden , Thioestern , Hydroximsauree stern , Hydroxy laminen, 
Sulfonsaurederivaten, Oximen oder Carbonsaurederivaten: 

1-Arylpyridone IA, bei denen R 6 Hydroxy , Amino, -NH-Y-R 8 , 
Hydroxy lamino, -N(Y-R 8 )-OH, -NH-O-Y-R 8 , Mercapto, Halogensul- 
fonyl, -C(=NOH)-Y-R 8 , Carboxy oder 

-CO-NH-O-Z-R 9 bedeutet, konnen auf an sich bekannte Weise 
mittels Alkylierung, Acylierung, Sulf onierung, Veresterung 
oder Amidierung in die entsprechenden Ether {IA mit R 6 = 
-O-Y-R 8 } , Ester {I mit R 6 - -O-CO- Y~R 8 } , Amine {I mit R 6 = 
-N(Y-R 8 ) (Z-R 9 ) }, Amide {IA mit R 6 = -N( Y-R 8 ) -CO-Z-R 9 } , Sulfon- 
amide {IA mit R 6 = -N(Y-R 8 )-S0 2 -Z-R 9 oder 
-N(S0 2 -Y-R 8 ) (S0 2 -Z-R 9 ) } , Hydroxylamine {IA mit R 6 = 
-N ( Y-R 8 ) (O-Z-R 9 ) } , Thioether {IA mit R 6 = -S-Y-R 8 }, Sulfon- 
saurederivate {IA mit R 6 = -S0 2 -Y-R 8 , -S0 2 -0-Y-R 8 oder 
-S0 2 -N ( Y-R 8 ) ( Z-R 9 ) } , Oxime (IA mit R 6 = -C ( =N0R 1 0 ) -Y-R 8 } , 
Carbonsaurederivate {IA mit R 6 = -CO-O-Y-R 8 , -CO-S-Y-R 8 , 
-CO-N(Y-R 8 ) (Z-R 9 ) , -C0-N(Y-R 8 ) (O-Z-R 9 ) } oder Hydroximsaure- 
ester {I mit R 6 = -C(=NOR 10 ) -O-Y-R 8 } iiberfuhrt werden. 

Derartige Umsetzungen werden beispielsweise in Houben-Weyl, 
Methoden der Organischen Chemie, Georg Thieme Verlag Stutt- 
gart (Bd. El6d, S. 1241ff.; Bd. 6/la, 4, Auflage 1980, 
S. 262ff.; Bd. 8, 4. Auflage 1952, S. 471ff., 516ff., 655ff. 
und S. 686ff.; Bd. 6/3, 4. Auflage 1965, S. 10ff.; Bd. 9, 

4. Auflage 1955, S. 103ff., 227ff., 343ff., 530ff., 659ff., 
745ff. und S. 753ff.; Bd. E5, S. 934ff., 941ff. und 

5. 1148ff.) beschrieben. 

Beispielsweise konnen Ether ( Verbindungen I mit X-R 6 = 
0-Y-R 8 ) in guten Ausbeuten durch Umsetzung der entsprechenden 
Hydroxyverbindung (Verbindung I mit X-R 6 = OH) mit einem ali- 
phatischen Halogenid Hal-Y-R 8 (Hal = Chlor, Brom oder Iod) 
hergestellt werden. Die Umsetzung erfolgt auf die fur die Al- 
kylierung von Phenolen beschriebene Art und Weise (siehe z.B. 



WO 02/06233 



PCT/EP01/08251 



75 

zur Ether synthese J. March "Advanced Organic Chemistry" 3rd 
ed. S. 342 f. und dort zitierte Literatur), vorzugsweise in 
Gegenwart einer Base wie NaOH oder einem Alkalimetallcarbonat 
oder Natriumhydrid. Als Reaktionsmedien werden aprotisch po- 
5 lare Losungsmittel wie Dimethylf ormamid, N-Methylpyrrolidon 

oder Dimethylacetonitril bevorzugt. 

C.5 Nucleophile Substitution von Verbindung I, in denen X-R 6 fur 
Halogen steht. Das folgende Schema gibt Beispiele fur die auf 
10 diesem Wege erhaltlichen Verbindungsklassen. 



Nucleophil 

IA {X-R 6 - Halogen} ^ IA {X-R 6 = -O-Y-R 8 } 

IA {X-R 6 = -O-CO-Y-R 8 } 

15 IA {X-R 6 = -N ( Y-R 8 ) ( Z-R 9 ) } 

IA {X-R 6 = -N(Y-R 8 ) (O-Z-R 9 )} 

I A {X-R 6 = -S-Y-R 8 } 



20 Als Nucleophile kommen Alkohole f Thiole, Amine, Carbonsauren 

oder CH-acide Verbindungen, z.B. Nitroalkane wie Nitromethan, 
Malonsaurederivate wie Diethylmalonat oder Cyanessigsaurede- 
rivate wie Cyanessigsauremethylester in Betracht. 

25 Diese Umsetzung gelingt besonders gut bei den Verbindungen 

IA, worin R 5 fiir einen elektronenziehenden Rest, z.B. eine 
Trif luormethylgruppe oder eine Cyanogruppe, steht. 

Vorzugsweise erfolgt die Umsetzung in Anwesenheit einer star- 
30 ken Base, z.B. eine der fiir A. 2 genannten Basen. Selbstver- 

standlich kann man die vorgenannten Nucleophile vor der Um- 
setzung mittels einer starken Base quantitativ deprotonier en . 
Hinsichtlich der Reaktionsbedingungen sei auf das unter A. 2 
Gesagte verwiesen. AuBerdem wird hiermit auf J. March, Ad van - 
35 ced Organic Synthesis, 3. Auflage 1985, S. 576 und die dort 

zitierte Literatur Bezug genommen. 

D) Herstellung von Verbindungen der Formel I, worin Q ein 
Stickstof fatom bedeutet (Verbindungen IB). 



40 



AuBer den bereits in den vorausgehenden Abschnitten A, B und 
C genannten Verfahren kommen hierzu insbesondere die folgen- 
den Verfahren D.l und D.2 in Betracht: 



45 D.l Halogenierung des Pyridinrings von Verbindungen IB mit X-R 6 = 
H: Vorzugsweise wird hierzu ein 3-Pyridylpyridon der Formel 
IB (X-R 6 = H) zunachst in das entsprechende Pyridin-N-oxid 
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der Formel IX uberfuhrt. In Formel IX haben R 1 , R 2 , R 4 und R5 
die zuvor genannten Bedeutungen. 



Als Oxidationsmittel fur diese Umsetzung koiranen beispiels- 
weise Wasserstof fperoxid oder organische Persauren, z.B. 
Perameisensaure, Peressigsaure, Trif luorperessigsaure oder 
m-Chlorperbenzoesaure in Betracht. 

Geeignete Losungsmittel sind gegen Oxidation inerte organi- 
sche Solvent ien, wie beispielsweise Kohlenwasserstof f e wie 
Toluol oder Hexan, Ether wie Diethylether, Dimethoxyethan, 
Methyl-t-butylether, Dioxan oder Tetrahydrofuran, Alkohole 
wie Methanol oder Ethanol, oder auch Mischungen solcher Sol- 
ventien untereinander oder mit Wasser. Wird mit einer organi- 
schen Persaure oxidiert, so kommt als Losungsmittel vorzugs- 
weise die 2U Grunde liegende organische Saure, also bei- 
spielsweise Ameisen-, Essig- oder Trif luoressigsaure, in Be- 
tracht,, gegebenenf alls in Mischung mit einem oder mehreren 
der vorgenannten Losungsmittel. 

Die Reaktionstemperatur liegt normalerweise zwischen Schmelz- 
und Siedepunkt des Reaktionsgemisches , vorzugsweise bei 
0-150°C. 

Zur Erzielung einer hohen Ausbeute ist es haufig von Vorteil, 
das Oxidationsmittel im bis zu etwa funf fachen molaren Uber- 
schuss, bezogen auf eingesetztes IB (mit X-R 6 = H), einzuset- 
zen- 

Nachfolgend wird das Pyridin-W-oxid IX durch Umsetzung mit 
einem Halogenierungsmittel in IB (X-R 6 = Halogen) uberfuhrt. 



IB {-X-R 6 = H} ■ ► IB {-X-R 6 = Halogen} 



5 




Pyridonyl 




IB {X-R 6 = H) 



(IX) 



45 Als Halogenierungsmittel kommen Phosphorylhalogenide wie 

POCl 3 oder P0Br 3 , Phosphorhalogenide wie PC1 5 , PBr 5f PC1 3 oder 
PBr 3/ Phosgen oder organische oder anorganische Saurehaloge- 
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nide wie z.B. Trif luormethansulf onsaurechlorid, Acetylchlo- 
rid, Bromacetylbromid, Acetylbromid, Benzoylchlorid, Benzoyl- 
bromid , Phthaloyldichlorid , Toluolsulf onsaurechlorid , Thio- 
nylchlorid oder Sulf urylchlorid in Betracht. Gegebenenf alls 
5 kann es von Vorteil sein, die Reaktion in Gegenwart einer 

Base, wie z.B. Trimethyl- oder Triethylamin oder Hexamethyl- 
disilazan eingesetzt wird, durchzufiihren. 

Geeignete Losungsmittel sind inerte organische Solventien, 
10 wie beispielsweise Kohlenwasserstof f e wie Toluol oder Hexan, 

Ether wie Diethylether , Dimethoxyethan, Methyl-t-butylether , 
Dioxan oder Tetrahydrof uran, Amide wie DMF , DMA oder NMP, 
oder deren Mischungen. Wird mit einem fliissigen Halogenie- 
rungsmittel umgesetzt, kann dies vorzugsweise auch als Lo- 
15 sungsmittel, eventuell in Mischung mit einem der vorgenann- 

ten, zur Anwendung kommen. 



Die Reaktionstemperatur liegt normalerweise zwischen Schmelz- 
und Siedepunkt des Reaktionsgemisches, vorzugsweise bei 
20 50-150°C. 

Zur Erzielung einer hohen Ausbeute kann es vorteilhaft sein, 
Halogenierungsmittel oder Base im bis zu etwa funf fachen mo- 
laren fiber schuss, bezogen auf eingesetztes IX, einzusetzen. 

25 

D.2 Nucleophile Substitution an Halogenpyridinen der Formel IB 

(X-R 6 « Halogen). Das folgende Schema gibt Beispiele fur die 
auf diesem Wege erhaltlichen Verbindungsklassen. 



30 

Nucleophil 

IB {X-R 6 « Halogen} IB {X— R 6 = -0-Y-R 8 } 

IB {X-R 6 = -0-CO-Y-R 8 } 

IB {X-R 6 = -N ( Y-R 8 ) ( Z -R 9 ) } 

IB {X-R 6 = -N ( Y-R 8 ) ( 0- Z -R 9 ) } 

IB {X-R 6 = -S-Y-R 8 } 



Als Nucleophile kommen Alkohole, Thiole, Amine, Carbonsauren 
oder CH-acide Verbindungen, z.B. Nitroalkane wie Nitromethan, 
40 Malonsaurederivate wie Diethylmalonat oder Cyanessigsaurede- 

rivate wie Cyanessigsauremethylester in Betracht. Fur die 
Durchfiihrung dieser Reaktion gilt das unter C.5 Gesagte. 



E) Herstellung von Verbindungen der Formel I worin R 7 mit X-R 6 
45 fur eine der Ketten -N=C(R 19 )-S- (Verbindungen IC-1) oder 

-N==C(R 19 )-0- steht (Verbindungen IC-2). 
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Zur Herstellung der Verbindungen IC sind auch die in den Ab- 
schnitten A und B genannten Verfahren anwendbar Oder konnen 
zur Herstellung geeigneter Aus gangs verbindungen herangezogen 
werden . 

Des Weiteren konnen die Verbindungen IC-1 und IC-2 in Analo- 
gie zu bekannten Verfahren durch Ringschlussreaktion aus den 
entsprechenden ortho-Aminophenolen oder ortho-Mercaptoanili- 
nen der Formeln IA-1 und IA-2 aufgebaut werden; hierzu sind 
zahlreiche Methoden aus der Literatur bekannt (s. z.B. Hou- 
ben-Weyl, Methoden der Organischen Chemie, Bd. E8a, 
S.1028ff., Georg-Thieme-Verlag, Stuttgart 1993 und Bd. E8b, 
S. 881ff., Georg-Thieme-Verlag, Stuttgart 1994). In den For- 
meln IA-1 und IA-2 haben die Variablen "Pyridonyl" , R 4 und R 5 
die vorgenannten Bedeutungen oder Stehen fur Substituenten, 
die nach bekannten Methoden in diese Gruppen umgewandelt wer- 
den konnen. Die Variablen X 1 und X 2 stehen unabhangig vonein- 
ander fur OH oder SH. 



1 verbindungen IC-1, worin R 7 mit X-R 6 eine der Ketten 

-N=C(R 19 )-S- bilden f konnen insbesondere auch durch das nach- 
folgend dargestellte Verfahren hergestellt werden: 

Dieses Verfahren umfasst die Umsetzung eines Aminophenylpyri- 
dons der Formel IA-3 oder IA-4 mit Halogen und Ammoniumthio- 
cyanat oder mit einem Alkali- oder Erdalkalimetallthiocyanat . 
Hierbei werden Verbindungen der allgemeinen Formeln IC-1 a 
bzw. IC-lb mit R 19 = NH 2 erhalten. 





(IA-1) 



(IA-2) 



40 



45 




NH 2 



(IA-3) 



(IC-la; R19 = NH 2 ) 
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Pyridonyl 




Pyridonyl 



NH 2 



(IA-4) 



NH 2 



(IC-lb) 



10 



15 



20 



25 



30 



35 



40 



Diese Verbindungen konnen durch nachfolgende Reaktionen an 
der Aminogruppe in andere Verbindungen IC-la bzw. IC-lb umge- 
wandelt werden. 

Bevorzugtes Halogen ist Chlor Oder Brom; unter den Al- 
kali- /Erdalkalimetallthiocyanaten ist Natriumthiocyanat be- 
vorzugt . 

In der Regel flihrt man die Umsetzung in einem inerten Lo- 
sungs-/Verdiinnungsmittel, z.B. in einem Kohlenwasserstof f wie 
Toluol und Hexan, in einem halogenierten Kohlenwasserstof f 
wie Dichlormethan, in einem Ether wie Tetrahydrof uran, in ei- 
nem Alkohol wie Ethanol, in einer Carbonsaure wie Essigsaure, 
oder in einem polar aprotischen Losungs-/Verdunnungsmittel 
wie Dimethylformamid, Acetonitril und Dimethylsulf oxid durch. 

Die Reaktionstemperatur liegt normalerweise zwischen Schmelz- 
und Siedepunkt des Reaktionsgemisches, vorzugsweise bei 0 bis 
150°C. 

2ur Erzielung einer hohen Ausbeute an Wertprodukt setzt man 
vorzugsweise Halogen und Ammoniumthiocyanat bzw. Alkali- /Er- 
dalkalimetallthiocyanat in etwa aquimolarer Menge oder im 
Uberschuss f bis etwa zur 5-fachen molaren Menge, bezogen auf 
die Menge an IA-3 bzw. IA-4. 

Eine Variante des Verfahrens besteht darin, die NH 2 -Gruppe 
der Aminophenylpyridone IA-3 bzw. IA-4 zunachst mit Ammonium- 
thiocyanat oder einem Alkali- oder Erdalkalithiocyanat in 
eine Thioharnstof f gruppe (NH-C(S)-NH 2 -Gruppe) umzuwandeln und 
diese anschlieBend durch Behandlung mit einem Halogen in die 
Benzothiazole (Verbindungen IC-la bzw. ID-1 mit R 19 = NH 2 ) zu 
uberfuhren. 
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SchlieBlich konnen an der Aminogruppe der Kette -N=C(NH 2 )-S- 
Reaktionen analog zu diejenigen, die bereits unter Abschnitt 
C.l) beschrieben wurden, durchgefiihrt werden urn auf diese 
Weise andere Reste R 19 in die Verbindungen I einzufiihren. 

5 

E.2 Verbindungen der Formel IC, worin R 7 mit X-R6 eine der Ketten 
-N=C(R 19 )-0- bilden, lassen sich durch sukzessive Umwandlung 
der NH 2 -Gruppe in den Aminophenylpyridonen der Formel IA-3 
bzw. IA-4 in eine Azid-Gruppe (N 3 -Gruppe) und nachfolgende 
10 Cyclisierung der dabei erhaltenen Azidophenylpyridone mit ei- 

ner Carbonsaure zu Verbindungen der Formel IC-2a oder IC-2b 
herstellen. 

r4 1. Azid-Bildung 

Pyridonyl r5 _ (/ . 





25 




1. Azid-Bildung 
Pyridonyl 2. Ri 9 -COOH^ r5 



v y Pyridonyl 



30 



NH 2 

(IA-4) 




R 19 



(IC-2b) 



Die Umwandlung der Aminogruppe in den Aminophenylpyridonen 
der Formel IA-3 bzw, IA-4 in eine Azid-Gruppe erfolgt in der 

35 Regel zweistufig, d.h. durch Diazotierung der Aminogruppe und 

nachfolgende Behandlung des dabei erhaltenen Diazoniumsalzes 
mit einem Azid. Fur die Durchfiihrung der Diazotierung gelten 
die bei Verfahren C.l) gemachten Angaben. Die Uberfuhrung in 
die Arylazide erfolgt vorzugsweise durch Umsetzung von Diazo- 

40 niumsalze mit einem Alkali- oder Erdalkalimetallazid wie Na- 

triumazid oder durch Umsetzung mit Trimethylsilylazid. 

Bei der Umsetzung der Azid- Verbindungen IA (X-R 6 = N 3 ) mit der 
Carbonsaure R 19 -COOH arbeitet man entweder in einem inerten 
45 organischen Solvens, beispielsweise in Kohlenwasserstof f en 

wie Toluol oder Hexan, in halogenierten Kohlenwasserstof fen 
wie Dichlormethan oder Chloroform, in Ethern wie Diethyle- 
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ther, Dimethoxyethan, Methyl-t-butylether , Dioxan oder Tetra- 
hydrofuran, in Amiden wie Dimethylf ormamid (DMF), Dimethyla- 
cetamid (DMA) oder N-Methylpyrrolidon (NMP), in Acetonitril 
oder vorzugsweise losungsmittelf rei in einem Uberschuss der 
Carbonsaure R^COOH. Im letzteren Fall kann der Zusatz einer 
Mineralsaure wie Phosphorsaure oder eines silylierenden Re- 
agenzes wie ein Gemisch aus Phosphorpentoxid und Hexamethyl- 
disiloxan hilfreich sein. 

Die Umsetzung wird vorzugsweise bei erhohter Temperatur, bei- 
spielsweise bei der Siede temperatur des Gemisches, vorgenom- 



Die Herstellung von Verbindungen der Formel I, worin X-R 6 mit 
R 7 eine der Ketten ~0-C(R 16 f R 17 )-CO-N(R 18 )- oder 
— S-C(R 16 , R 17 )-CO-N(R 18 )- bildet, kann durch die in den Ab- 
schnitten A und B genannten Verfahren erfolgen. AuBerdem kann 
man sie grundsatzlich aus den entsprechenden Aminophenolen 
oder Mercaptoanilinen IA-1 oder IA-2 nach bekannten Verfah- 
ren, beispielsweise nach dem in der US 4 , 798 , 620 beschriebe- 
nen Verfahren, herstellen. Hinsichtlich dieser Reaktion wird 
auf die Offenbarung dieser Schrift Bezug genommen. 

insbesondere konnen solche Verbindungen der Formel I, in de- 
nen X-R 6 mit R 7 eine Kette -0-C(Ri6 f Ri7)_ C 0-N(R 18 )- bilden, 
auch aus den Nitrophenoxyessigsaurederivaten der Formeln IA-5 
und IA-6 hergestellt werden. Die Umwandlung gelingt durch Re- 
duktion der Nitrogruppen in IA-5 oder IA-6, wobei in der Re- 
gel gleichzeitig mit der Reduktion eine Ringschlussreaktion 
zu den Verbindungen der Formel IC-3a bzw. IC-3b eintritt. 




WO 02/06233 



PCT/EP01/08251 



82 




Pyridonyl 



(IA-6) 




fcl7 O 



10 



In den Formeln IA-5, IA-6, IC-3a und IC-3b haben "Pyridonyl" , 
R 4 , R 5 , R 16 und R 17 die zuvor genannten Bedeutungen. R 18 ' steht 
fur H oder OH. R a bedeutet eine nucleophil verdrangbare Ab- 
gangsgruppe, z.B einen Ci-C 4 -Alkoxyrest wie Methoxy oder 
15 Ethoxy. 

Die Durchfiihrung dieser Reduktionen kann entsprechend den in 
Abschnitt C.l) fiir die Reduktion aromatische Nitrogruppen ge- 
nannten Bedingungen erfolgen. 



20 



25 



Die Reaktionsprodukte konnen gewiinschtenf alls durch Alkylie- 
rung in weitere Verbindungen der Formel IC-3 iiberfiihrt wer- 
den. Fiir die Durchfiihrung dieser Reaktionen gilt das unter 
Abschnitt C.4 Gesagte sinngemaft. 

Sofern nicht anders angegeben, werden alle vorstehend beschriebe- 
nen Verf ahren zweckmaBigerweise bei Atmospharendruck oder unter 
dem Eigendampfdruck des jeweiligen Reaktionsgemisches vorgenom- 
men. 

30 

Die Aufarbeitung der Reaktionsgemische erfolgt in der Regel auf 
an sich bekannte Weise. Sofern nicht bei den vorstehend beschrie- 
benen Verf ahren etwas anderes angegeben ist erhalt man die Wert- 
produkte z.B. nach Verdiinnen der Reaktionslosung mit Wasser durch 
35 Filtration, Kristallisation oder Losungsmittelextraktion, oder 
durch Entfernen des Losungsmittels , Verteilen des Ruckstandes in 
einem Gemisch aus Wasser und einem geeigneten organischen 
Losungsmittel und Aufarbeiten der organischen Phase auf das 
Produkt hin. 

40 

Die 1-Arylpyridone der Formel I konnen bei der Herstellung als 
Isomerengemische anf alien, die jedoch gewiinschtenf alls nach den 
hierfiir ublichen Methoden wie Kristallisation oder Chromatogra- 
phic, auch an einem optisch aktiven Adsorbat, in die weitgehend 
45 reinen Isomeren getrennt werden konnen. Reine optisch aktive Iso- 
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mere lassen sich vorteilhaft aus entsprechenden optisch aktiven 
Ausgangsprodukten herstellen. 

Landwirtschaftlich brauchbare Salze der Verbindungen I konnen 
5 durch Reaktion mit einer Base des entsprechenden Rations , 

vorzugsweise einem Alkalimetallhydroxid oder -hydrid, oder durch 
Reaktion mit einer Saure des entsprechenden Anions, vorzugsweise 
der Chlorwasserstof f saure , Bromwasserstof f saure , Schwefelsaure, 
Phosphorsaure oder Salpetersaure, gebildet werden. 

10 

Salze von I, deren Metallion kein Alkalimetallion ist, konnen 
auch durch Umsalzen des entsprechenden Alkalimetallsalzes in iib- 
licher Weise hergestellt werden, ebenso Ammonium-, Phosphonium- , 
Sulfonium- und Sulf oxoniumsalze mittels Ammoniak, Phosphonium-, 
15 Sulfonium- oder Sulf oxoniumhydroxiden. 

Die Verbindungen I und deren landwirtschaftlich brauchbaren Salze 
eignen sich - sowohl als Isomerengemische als auch in Form der 
reinen Isomeren - als Herbizide. Die Verbindungen I oder ihre 

20 Salze enthaltenden herbiziden Mittel bekampfen Pf lanzenwuchs auf 
Nichtkulturf lachen sehr gut, besonders bei hohen Auf wandmengen . 
In Kulturen wie Weizen, Reis, Mais, Soja und Baumwolle wirken sie 
gegen Unkrauter und Schadgraser, ohne die Kulturpf lanzen nennens- 
wert zu schadigen. Dieser Effekt tritt vor allem bei niedrigen 

25 Auf wandmengen auf. 

In Abhangigkeit von der jeweiligen Applikationsmethode konnen die 
Verbindungen I bzw. sie enthaltende Mittel noch in einer weiteren 
Zahl von Kulturpf lanzen zur Beseitigung unerwunschter Pflanzen 
30 eingesetzt werden. In Betracht kommen beispielsweise folgende 
Kulturen : 

Allium cepa, Ananas comosus, Arachis hypogaea, Asparagus offici- 
nalis, Beta vulgaris spec, altissima, Beta vulgaris spec, rapa, 
Brassica napus var. napus, Brassica napus var. napobrassica, 

35 Brassica rapa var. silvestris, Camellia sinensis, Carthamus tinc- 
torius, Carya illinoinensis, Citrus limon, Citrus sinensis, Cof- 
fea arabica (Coffea canephora, Coffea liberica) , Cucumis sativus, 
Cynodon dactylon, Daucus carota, Elaeis guineensis, Fragaria ve- 
sca, Glycine max, Gossypium hirsutum, (Gossypium arboreum, Gossy- 

40 pium herbaceum, Gossypium vitif olium) , Helianthus annuus, Hevea 
brasiliensis, Hordeum vulgare, Humulus lupulus, Ipomoea batatas, 
Juglans regia, Lens culinaris, Linum usitatissimum, Lycopersicon 
lycopersicum, Malus spec, Manihot esculenta, Medicago sativa, 
Musa spec, Nicotiana tabacum (N.rustica), Olea europaea, Oryza 

45 sativa, Phaseolus lunatus, phaseolus vulgaris, Picea abies, Pinus 
spec, Pisum sativum, Prunus avium, Prunus persica, Pyrus commu- 
nis, Ribes sylvestre, Ricinus communis, Saccharum officinarum, 
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Secale cereale, Solarium tuberosum, Sorghum bicolor (s. vulgare), 
Theobroma cacao, Trifolium pratense, Triticum aestivum, Triticum 
durum, Vicia faba, Vitis vinifera, Zea mays. 

5 Dariiber hinaus konnen die Verbindungen I auch in Kulturen, die 
durch Ziichtung einschlieBlich gentechnischer Methoden gegen die 
Wirkung von Herbiziden tolerant sind, verwandt werden. 

Des weiteren eignen sich die l-Aryl-4-haloalkyl-2- [ 1H] -pyridone I 
10 und deren landwirtschaf tlich brauchbaren Salze auch zur Desikka- 
tion und/oder Defoliation von Pf lanzen. 

Als Desikkantien eignen sie sich insbesondere zur Austrocknung 
der oberirdischen Teile von Kulturpf lanzen wie Kartoffel, Raps, 
15 Sonnenblume und Sojabohnen. Auf diese Weise wird ein vollstandig 
mechanisches Beernten dieser wichtigen Kulturpf lanzen ermoglicht. 

Von wirtschaftlichem Interesse ist auch das zeitlich kontrol- 
lierte Abfallen von Fruchten oder das Vermindern ihrer Haftfe- 

20 stigkeit an der Pflanze, beispielsweise bei Zitrus fruchten, Oli- 
ven und anderen Sorten von Kern-, Stein- und Schalenobst, da 
hierdurch die Ernte dieser Fruchte erleichtert wird. Das Abfallen 
beruht auf der Ausbildung von Trenngewebe zwischen Frucht-, Blatt 
und Sprossenteil der Pf lanzen und wird durch die erf indungsgema- 

25 Ben Verbindungen der allgemeinen Formel I und ihre Salze gefor- 
dert. Die Anwendung der erf indungsgemaBen Verbindungen der allge- 
meinen Formel I und ihrer landwirtschaf tlich brauchbaren Salze 
erlaubt somit ein kontrolliertes Abfallen von Fruchten sowie ein 
kontrolliertes Entblattern von Nutzpf lanzen wie Baumwolle (Defo- 

30 liation) und ermoglicht somit bei derartigen Kulturpf lanzen eine 
Ernteerleichterung. Ein kontrolliertes Entblattern ist insbeson- 
dere auch bei Nutzpf lanzen wie Baumwolle von Interesse. Durch die 
Verkiirzung des Zeitintervalls, in dem die einzelnen Baumwoll- 
pflanzen reif werden, wird eine erhohte Qualitat des geernteten 

35 Fasermaterials erzielt. 

Die Verbindungen I bzw. die sie enthaltenden Mittel konnen bei- 
spielsweise in Form von direkt verspriihbaren wassrigen Losungen, 
Pulvern, Suspensionen, auch hochprozentigen wassrigen, oligen 

40 oder, sonstigen Suspensionen oder Dispersionen, Emulsionen, Oldis- 
persionen, Pasten, Staubemitteln, Streumitteln oder Granulaten 
durch Verspriihen, Vernebeln, Verstauben, Verstreuen, GieBen oder 
Behandlung des Saatgutes bzw. Mischen mit dem Saatgut angewendet 
werden. Die Anwendungsf ormen richten sich nach den Verwendungs- 

45 zwecken; sie sollten in jedem Fall moglichst die feinste Vertei- 
lung der erf indungsgemaBen Wirkstoffe gewahrleisten. Die herbizi- 
den Mittel enthalten eine herbizid wirksame Menge mindestens ei- 



WO 02/06233 



PCT/EP01/08251 



85 

ner Verbindung der Formel I Oder eines landwirtschaf tlich brauch- 
baren Salzes von I und fiir die Formulierung von Pf lanzenschutz- 
mitteln iibliche Hilfsstoffe. 

5 Als inerte Zusatzstof f e kommen im Wesentlichen in Betracht: 

Mineralolfraktionen von mittlerem bis hohem Siedepunkt, wie Kero- 
sin oder Dieselol, ferner Kohlenteerole sowie Ole pflanzlichen 
oder tierischen Ursprungs, aliphatische, cyclische und aromati- 
sche Kohlenwasserstof fe, z.B. Paraffin, Tetrahydronaphthalin, al- 
io kylierte Naphthaline oder deren Derivate, alkylierte Benzole oder 
deren Derivate, Alkohole wie Methanol, Ethanol, Propanol, Buta- 
nol, Cyclohexanol, Ketone wie Cyclohexanon oder stark polare Lo- 
sungsmittel, z. B. Amine wie N-Methylpyrrolidon oder Wasser. 

15 WaBrige Anwendungs forme n konnen aus Emulsionskonzentraten, Sus- 
pensionen, Pasten, netzbaren Pulvern oder wasserdispergierbaren 
Granulaten durch Zusatz von Wasser bereitet werden. Zur Herstel- 
lung von Emulsionen, Pasten oder Oldispersionen konnen die 
l-Aryl-4-haloalkyl-2-[lH]-pyridone als solche oder in einem 6l 

20 oder Losungsmittel gelost, mittels Netz-, Haft-, Dispergier- oder 
Emulgiermittel in Wasser homogenisiert werden. Es konnen aber 
auch aus wirksamer Substanz, Netz-, Haft-, Dispergier- oder Emul- 
giermittel und eventuell Losungsmittel oder 6l bestehende Konzen- 
trate hergestellt werden, die zur Verdunnung mit Wasser geeignet 

25 sind. 

Als oberf lachenaktive Stoffe kommen die Alkali-, Erdalkali-, Am- 
moniumsalze von aromatischen Sulf onsauren, z.B. Lignin-, Phenol-, 
Naphthalin- und Dibutylnaphthalinsulf onsaure, sowie von Fettsau- 

30 ren, Alkyl- und Alkylarylsulf onaten, Alkyl-, Laurylether- und 
Fettalkoholsulf aten, sowie Salze sulfatierter Hexa-, Hepta- und 
Octadecanolen sowie von Fettalkoholglykolether , Kondensationspro- 
dukte von sulfoniertem Naphthalin und seiner Derivate mit Formal- 
dehyd, Kondensationsprodukte des Naphthalins bzw. der Naphthalin- 

35 sulf onsauren mit Phenol und Formaldehyd, Polyoxyethylenoctylphe- 
nolether, ethoxyliertes Isooctyl-, Octyl- oder Nonylphenol, Al- 
ky lphenyl- , Tributylphenylpolyglykolether , Alkylarylpolyetheral- 
kohole , Isotridecylalkohol , Fettalkoholethylenoxid-Kondensate , 
ethoxyliertes Rizinusol, Polyoxyethylenalkylether oder Polyoxy- 

40 propylenalkylether, Laurylalkoholpolyglykoletheracetat , Sorbite- 
ster, Lignin-Sulf itablaugen oder Methylcellulose in Betracht. 

Pulver-, Streu- und Staubemittel konnen durch Mischen oder ge- 
meinsames Vermahlen der wirksamen Substanzen mit einem festen 
45 Tragerstoff hergestellt werden. 
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Granulate, z.B. Umhullungs-, Impragnierungs- und Homogengranulate 
konnen durch Bindung der Wirkstoffe an feste Tragerstoffe herge- 
stellt werden. Feste Tragerstoffe sind Mineralerden wie Kiesel- 
sauren, Kieselgele, Silikate, Talkum, Kaolin, Kalkstein, Kalk, 
5 Kreide, Bolus, LoB, Ton, Dolomit, Diatomeenerde , Calcium- und Ma- 
gnesiumsulf at, Magnesiumoxid, gemahlene Kunststoffe, Diingemittel, 
wie Ammoniumsulf at, Ammoniumphosphat , Ammoniumnitrat , Harnstoffe 
und pflanzliche Produkte wie Getreidemehl, Baumrinden-, Holz- und 
Nussschalenmehl, Cellulosepulver oder andere feste Tragerstoffe. 

10 

Die Konzentrationen der Wirkstoffe I in den anwendungsf ertigen 
Zubereitungen konnen in weiten Bereichen variiert werden. Die 
Formulierungen enthalten im allgemeinen 0,001 bis 98 Gew.-%, vor- 
zugsweise 0,01 bis 95 Gew.-%, mindestens eines Wirkstoffs. Die 
15 Wirkstoffe werden dabei in einer Reinheit von 90% bis 100%, vor- 
zugsweise 95% bis 100% (nach NMR-Spektrum) eingesetzt. 

Die erf indungsgemaBen Verbindungen I konnen beispielsweise wie 
folgt formuliert werden: 

20 

I 20 Gewichtsteile der Verbindung Nr. IAe.131 werden in einer 
Mischung gelost, die aus 80 Gewichtsteilen alkyliertem Ben- 
zol, 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 8 bis 

10 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Olsaure-N-monoethanolamid, 5 Ge- 
25 wichtsteilen Calciumsalz der Dodecylbenzolsulf onsaure und 5 

Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol Ethyleno- 
xid an 1 Mol Ricinusol besteht. Durch AusgieBen und f eines 
Verteilen der Losung in 100 000 Gewichtsteilen Wasser erhalt 
man eine waBrige Dispersion, die 0,02 Gew.-% des Wirkstoffs 
30 enthalt. 

II 2 0 Gewichtsteile der Verbindung Nr. IAa.128 werden in einer 
Mischung gelost, die aus 40 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 30 
Gewichtsteilen Isobutanol, 20 Gewichtsteilen des Anlagerungs- 

35 produktes von 7 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Isooctylphenol und 

10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol Ethy- 
lenoxid an 1 Mol Ricinusol besteht. Durch EingieBen und f ei- 
nes Verteilen der Losung in 100 000 Gewichtsteilen Wasser er- 
halt man eine waBrige Dispersion, die 0,02 Gew.-% des Wirk- 

40 stoffs enthalt. 

III 20 Gewichtsteile des Wirkstoffs Nr. IAa.10 werden in einer 
Mischung gelost, die aus 25 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 65 
Gewichtsteilen einer Mineralolf raktion vom Siedepunkt 210 bis 

45 280°C und 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 

40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Ricinusol besteht. Durch Eingie- 
Ben und f eines Verteilen der Losung in 100 000 Gewichtsteilen 
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Wasser erhalt man eine waflrige Dispersion, die 0,02 Gew.-% 
des Wirkstoffs enthalt. 

IV 20 Gewichtsteile des Wirkstoffs Nr. IAa.95 werden mit 3 Ge- 
5 wichtsteilen des Natriums a lzes der Diisobutylnaphthalinsul- 

fonsaure, 17 Gewichtsteilen des Natriumsalzes einer Lignin- 
sulfonsaure aus einer Sulf it-Ablauge und 60 Gewichtsteilen 
pulverformigem Kieselsauregel gut vermischt und in einer Ham- 
mermiihle vermahlen. Durch feines Verteilen der Mischung in 
10 20 000 Gewichtsteilen Wasser erhalt man eine Spritzbriihe, die 

0,1 Gew.-% des Wirkstoffs enthalt. 

V 3 Gewichtsteile des Wirkstoffs Nr. IAa.59 werden mit 97 Ge- 
wichtsteilen feinteiligem Kaolin vermischt. Man erhalt auf 

15 diese Weise ein Staubemittel, das 3 Gew.-% des Wirkstoffs 

enthalt . 

VI 20 Gewichtsteile des Wirkstoffs Nr. IAa.22 (Racemat) werden 
mit 2 Gewichtsteilen Calciumsalz der Dodecylbenzolsulf on- 

20 saure, 8 Gewichtsteilen Fettalkohol-polyglykolether , 2 Ge- 

wichtsteilen Natriumsalz eines Phenol-Harnstof f-Formaldehyd- 
Kondensates und 68 Gewichtsteilen eines paraf f inischen Mine- 
ralols innig vermischt. Man erhalt eine stabile olige Disper- 
sion. 

25 

VII 1 Gewichtsteil der Verbindung Nr. IAa.110 wird in einer Mi- 
schung gelost, die aus 70 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 20 Ge- 
wichtsteilen ethoxyliertem Isooctylphenol und 10 Gewichtstei- 
len ethoxyliertem Rizinusol besteht. Man erhalt ein stabiles 

30 Emulsionskonzentrat . 

Villi Gewichtsteil der Verbindung Nr. IAa.131 wird in einer Mi- 
schung gelost, die aus 80 Gewichtsteilen Cyclohexanon und 20 
Gewichtsteilen Wettol ® EM 31 (nicht ionischer Emulgator auf 
35 der Basis von ethoxyliertem Ricinusol) . Man erhalt ein stabi- 

les Emulsionskonzentrat. 

Die Applikation der herbiziden Mittel bzw. der Wirkstoffe kann im 
Vorauflauf-, im Nachauf laufverf ahren oder zusammen mit dem Saat- 

40 gut einer Kulturpf lanze erfolgen. Es besteht auch die Moglich- 
keit f die herbiziden Mittel bzw. Wirkstoffe dadurch zu applizie- 
ren, daB mit den herbiziden Mitteln bzw. Wirkstoffen vorbehandel- 
tes Saatgut einer Kulturpf lanze ausgebracht wird. Sind die Wirk- 
stoffe fur gewisse Kulturpf lanzen weniger vertraglich, so konnen 

45 Ausbringungstechniken angewandt werden, bei welchen die herbizi- 
den Mittel mit Hilfe der Spritzgerate so gespritzt werden, daB 
die Blatter der empf indlichen Kulturpf lanzen nach Moglichkeit 
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nicht getroffen werden, wahrend die Wirkstoffe auf die Blatter 
darunter wachsender unerwunschter Pflanzen oder die unbedeckte 
Bodenf lache gelangen (post-directed, lay-by) . 

5 Die Aufwandmengen an Wirkstoff betragen je nach Bekampfungsziel, 
Jahreszeit, Zielpflanzen und Wachs turns stadium 0-001 bis 3.0, vor- 
zugsweise 0.01 bis 1.0 kg/ha aktive Substanz (a. S.). 

Zur Verbreiterung des Wirkungsspektrums und zur Erzielung syner- 

10 gistischer Effekte konnen die l-Aryl-4-haloalkyl-2-[ lH]-pyridone 
mit zahlreichen Vertretern anderer herbizider oder wachstumsregu- 
lierender Wirkstoff gruppen gemischt und gemeinsam ausgebracht 
werden. Beispielsweise kommen als Mischungspartner 1,2,4-Thia- 
diazole, 1 , 3 , 4-Thiadiazole, Amide, Aminophosphorsaure und deren 

15 Derivate, Aminotriazole, Anilide, (Het ) -Aryloxyalkansaure und de- 
ren Derivate, Benzoesaure und deren Derivate, Benzothiadiazinone, 
2 -Aroy 1- 1 , 3 -eye lohexandione , 2 -He t aroy 1- 1,3 -eye lohexandione , He - 
tary 1-Ary 1-Ketone , Benzy lisoxazolidinone , Meta-CF3-phenylder ivate , 
Carbamate, Chinolincarbonsaure und deren Derivate, Chloracetani- 

20 lide, Cyclohexenonoximether -Derivate, Diazine, Dichlorpropions- 
aure und deren Derivate, Dihydrobenzof urane, Dihydrof uran-3-one, 
Dinitroaniline, Dinitrophenole, Diphenylether, Dipyridyle, Halo- 
gencarbonsauren und deren Derivate, Harnstoffe, 3-Phenyluracile, 
Imidazole , Imidazolinone , N-Phenyl-3 ,4,5, 6-tetrahydrophthalimide r 

25 Oxadiazole, Oxirane, Phenole, Aryloxy- oder Heteroaryloxyphenoxy- 
propionsaureester, Phenylessigsaure und deren Derivate, Phenyl- 
propionsaure und deren Derivate, Pyrazole, Phenylpyrazole, Pyri- 
dazine, Pyridincarbonsaure und deren Derivate , Pyrimidylether , 
Sulfonamide, Sulf onylharnstof f e, Triazine, Triazinone, Triazoli- 

30 none, Triazolcarboxamide, Uracile in Betracht. 

AuBerdem kann es von Nutzen sein, die Verbindungen I allein oder 
in Kombination mit anderen Herbiziden auch noch mit weiteren 
Pf lanzenschutzmitteln gemischt, gemeinsam auszubringen, bei- 
35 spielsweise mit Mitteln zur Bekampfung von Schadlingen oder phy- 
topathogenen Pilzen bzw. Bakterien. Von Interesse ist ferner die 
Mischbarkeit mit Mineralsalzlosungen, welche zur Behebung von Er- 
nahrungs- und Spurenelementmangeln eingesetzt werden. Es konnen 
auch nichtphytotoxische Ole und Olkonzentrate zugesetzt werden. 

40 

Die folgenden Beispiele sollen die Erfindung erlautern: 

I Herstellbeispiele : 

45 1. 1 l-Aryl-2,6(lH,3H)-dihydropyridindione der allgemeinen Formel 
Ila 
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1. Herstellung von (2E)-3-Trif luormethyl-2-pentendicarbonsaure- 
diethylester (Vorstufe a) 

Zur einer Losung von 150 g (431 mmol) Triphenylphosphoranyli- 
5 denessigsaureethylester in 500 ml Diethylether gab man inner- 

halb einer Stunde 79 , 3 g (431 mmol) Trif luoracetessigsau- 
reethylester und belieB die Mischung uber Nacht bei Raumtem- 
peratur. Man filtrierte den entstandenen Niederschlag ab und 
engte das Filtrat im Vakuum ein. Auf diese Weise erhielt man 
10 119 g der Vorstufe a, die laut ^-H-NMR noch mit Triphenyl- 

phosphinoxid verunreinigt war. Das Rohprodukt wurde ohne wei- 
tere Reinigung in den folgenden Stufen eingesetzt. 
!H-NMR (CDC1 3 , 270 MHz) 5 [ppm] : 1,3 (2t, 6H) f 3,75 (s f 2H) , 
4,2 (2q, 4H), 6 f 55 (s, 1H) , 7,4-7,7 (Triphenylphosphinoxid) . 



15 



2. Herstellung von (2E)-3-Trif luormethyl-2-pentendicarbonsaure 



Zu einer Losung von 119 g (etwa 431 mmol) der Vorstufe a in 
1 1 Ethanol gab man innerhalb 20 Minuten bei Raumtemperatur 

20 eine Losung von 37 , 9 g (948 mmol) Natriumhydroxid in 2 00 ml 

Wasser und ruhrte uber Nacht bei Raumtemperatur nach. Nach 
Einengen der Reaktionsmischung im Vakuum verteilte man zwi- 
schen 300 ml Wasser und 300 ml Ethylacetat, trennte die Pha- 
sen und sauerte die wassrige Phase mit konzentrierter Salz- 

25 saure auf pH 1 an. Man extrahierte dreimal mit Ethylacetat , 

trocknete die vereinigten organischen Phasen uber Magnesium- 
sulfat und engte die organische Phase im Vakuum ein. Man er- 
hielt auf diese Weise 78 , 9 g der Dicarbonsaure (Vorstufe b) 
als farblosen Feststoff . 

30 1H-NMR (d 6 -DMSO, 400 MHz) 6 [ppm] : 3,6 (s, 2H) , 6,55 (s, 1H) . 

3. Herstellung von (2E) -3 -Methyl- und (2E) -4-Methyl-3-trif luor- 
methyl-2-pentendicarbonsaure 



35 Ausgehend von Triphenylphosphoranylidenessigsaureethylester 

und 2- (Trif luoracetyl)propionsaureethylester erhielt man nach 
Umsetzung gemaB der fiir die Vorstufen a und b angegebenen Me- 
thoden ( 2E ) -2-Methyl-3-trif luormethylpentendicarbonsaure und 
(2E) -4-Methyl-3-trif luormethyl-2-pentendicarbonsaure als Iso- 

40 merengemisch im Mol-Verhaltnis 1:2. Das Isomerengemisch wurde 

zur Herstellung der Verbindungen der allgemeinen Formel II 
ohne weitere Reinigung eingesetzt (Vorstufe c) . 



4. 

45 



Herstellung der Verbindungen der allgemeinen Formel II 
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2-Chlor-5- ( 2 , 6-dioxo-4- ( trif luormethyl) -3 , 6-dihydro-l ( 2H) -py- 
ridinyl ) -4-f luorbenzoesaureisopropylester (Vorprodukt 1 ) 

Methode A 

5 

2,0 g (10 mmol) Vorstufe b und 2,3 g (10 mmol) 

5-Amino-2-chlor-4-f luorbenzoesaureisopropylester wurden 1,5 h 
auf 160 °C erhitzt. Nach dem Abkuhlen erhielt man 3,7 g des 
Vorprodukts 1 (siehe Tabelle 3), was einer Ausbeute von 94 % 
10 der Theorie entspricht. 



Methode B 

15 2,0 g (10 iranol) Vorstufe b und 2,3 g (10 mmol) 

5-Amino-2-chlor-4-f luorbenzoesaureisopropylester wurden in 
40 ml Dichlormethan gelost. Man entfernte das Losungsmittel 
im Vakuum. Das so erhaltene Substanzgemisch wurde dann 1 h 
bei 700 W und 2 h bei 1000 W in einer handelsiiblichen Mikro- 

20 welle erhitzt. Man erhielt die Titelverbindung in guantitati- 

ver Ausbeute. 

In analoger Weise wurden die in Tabelle 3 angegebenen Vorprodukte 
2 bis 20 hergestellt, wobei zur Herstellung der Verbindungen 14 
25 bis 2 0 die Vorstufe c anstelle der Vorstufe b eingesetzt wurde. 
Es wurde jeweils nur 1 Isomer erhalten. 

Die Herstellung von Vorprodukt 4 erfolgte nach einer modifizier- 
ten Methode B, bei der man die Vorstufe b und das O-Ethyloxim des 
30 5-Amino-2-chlor-4-fluorbenzaldehyds in Xylol 90 Minuten bei 1000 
W umgesetzt hat. 

Tabelle 3: Verbindungen der allgemeinen Formel II mit R 3 = CF 3 und 
r 4 = F ; Vorprodukte 1 bis 20. 

35 



40 




(Ila) 



45 
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Vor- 
pro- 
dukt 


R 5 


R^ a 




X-R 6 


J-H— NMR 0 LPP 1 * 1 ]/ CDC± 3 , 
270 MHz bzw. 400 MHz 


5 


1 


CI 


H 


H 


COO-CH(CH 3 ) 2 


5 l,4(6H) f 3,8 (2H), 
5,25 (IH) f 6/8 (IH), 
7,4 (IH), 7,8 (IH) 


10 


2 


CI 


H 


H 


CH=C(C1)-C0 2 C 2 H 5 


5 1,4 (3H), 3,8 (2H), 

yi ^ /Otj\ 0 / t~* TT v 

4,4 (2H), 6,8 (SH), 
7,4 (IH), 7,9 (IH), 
8,1 (IH) 


3 


CI 


H 


H 


0-CH 2 -C=CH 


5 2,6 (IH) , 3,75 (2H) , 

A ""7 / nu \ C O / 1 rr\ 

4,7 (2H) , 6,8 (IH) , 
6,9 (IH), 7,3 (IH) 


15 


4 


CI 


H 


H 


CH=N-OC 2 H 5 


6 1,3 (3H), 3,75 (2H), 

4.2 (2H), 6,8 (sH), 

7.3 (IH), 7,8 (IH), 

8.4 (IH) 




5 


CN 


H 


H 


0-CH 2 -C=CH 


5 2,6 (IH) , 3,75 (2H) , 

W \ ~ ft ¥ ' \ / J 

4,8 (2H), 6,8 (IH), 
7,0 (IH), 7,5 (IH) 


20 


6 


CI 


H 


H 


COO-cyclo-C 5 H9 




7 


CI 


H 


H 


COO-CH ( CH 3 ) -C0 2 CH 3 






o 




H 


H 


COO-CHo-C=CH 






9 


Cl 


H 


H 


COO-CH 2 -CH=CH 2 




25 


10 


Cl 


H 


H 


0-cyclo-C 5 H 9 






11 


Cl 


H 


H 


O-CH3 






12 


CN 


H 


H 


0-CH 3 




30 


13 


Cl 


H 


H 


0-CH(CH 3 )-C0 2 CH 3 
Racemat 




14 


Cl 


CH 3 


H 


COO-CH (CH 3 ) 2 






15 


Cl 


CH 3 


H 


0-CH 2 -C=CH 






16 


Cl 


CH 3 


H 


CH=N-OC 2 H 5 




35 


17 


Cl 


CH 3 


H 


0-CH(CH 3 )-C0 2 CH 3 
Racemat 






18 


Cl 


CH 3 


H 


CH=C(C1)-C0 2 C 2 H 5 






19 


Cl 


CH 3 


H 


COO-CH 2 -CH=CH 2 






20 


Cl 


CH 3 


H 


COO-CH ( CH 3 ) -C0 2 CH 3 
S-Enantiomer 





40 



1.2 l-Aryl-2-(lH)-4-trifluormethyl-6-chlorpyridone (Beispiele 1 
bis 21) 



45 



2-Chlor-5- [ 2-chlor-6-oxo-4- ( trif luormethyl ) -1- ( 6H ) -pyridi- 
nyl ] -4-f luorbenzoesaureisopropylester ( Beispiel 1 ) 
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2/3 g (5,8 mmol) 2-Chlor-5-[2, 6-dioxo-4-trif luorme- 
thyl-3 , 6-dihydro-l- ( 2H ) -pyrindinyl ] -4-f luorbenzoesaureisopro- 
pylester (Vorprodukt 1) wurden in 10 ml Phosphoroxitrichlorid 
(POCl 3 ) 6 h zum Riickfluss erhitzt. Man lieJ3 uber Nacht abkiih- 
5 len, entfernte iiberschussiges Phosphoroxitrichlorid im Vakuum 

und reinigte das Rohprodukt durch Chromatographie an Kiesel- 
gel (Cyclohexan/Ethylacetat ) . Man erhielt auf diese Weise 
1,1 g der Titelverbindung in einer Ausbeute von 46 %. 

10 In analoger Weise stellte man aus den Vorprodukten 2-20 die 

Verbindungen der Beispiele 2-21 (siehe Tabelle 4) her. 

1.3 l-Aryl-2-(lH)-4-trif luormethylpyridone (Beispiele 22 bis 26) 

15 Beispiel 22 

2 , 5-Dif luor-4- [ 2 -oxo-4- ( trif luormethyl ) - 1- ( 2H ) -pyridinyl ] - 
benzonitril 

20 Zu einer Losung von 8,1 g (50 mmol) 4- (Trif luormethyl )-2-py- 

ridon in 100 ml Dimethyl formamid gab man 7,6 g (55,5 mmol) 
Kaliumcarbonat . Hierzu gab man anschlieBend bei Raumtempera- 
tur eine Losung von 8,6 g (55 mmol) 2 , 4 , 5-Trif luorbenzonitril 
in 10 ml Dimethylf ormamid. Man erwarmte insgesamt 13 h auf 

25 80 °C. Nach dem Abkiihlen engte man die Reaktionsmischung in 

Vakuum ein, 16s te den Riickstand in 400 ml Methyl-tert .-buty- 
lether, wusch die organische Phase zweimal mit Wasser, trock- 
nete die organische Phase iiber Magnesiumsulf at und engte sie 
im Vakuum ein. Das hierbei erhaltene Rohprodukt reinigte man 

30 durch Chromatographie an Kieselgel mit einem Cyclohexan/Essi- 

gestergradienten (4:1 bis 1:2). Man erhielt auf diese Weise 
9,6 g der Titelverbindung mit einem Schmelzpunkt von 150 °C. 
Die 1 H-NMR— Dat en der Verbindung sind in Tabelle 4 angegeben. 

35 Beispiel 23 

5-Fluor-2-methoxy-4- [ 2-oxo-4- (trif luormethyl ) -1- ( 2H ) -pyridi- 
nyl ] -benzonitril 

40 0,6 g (2 mmol) der Verbindung aus Beispiel 22 loste man in 

60 ml Methanol und gab hierzu 0,36 g (2,0 mmol) einer 
30 gew.-%igen Natriummethylat-Losung . Man riihrte die Mischung 
iiber Nacht bei Raumtemperatur und engte dann die Reaktionsmi- 
schung im Vakuum zur Trockne ein. Der Riickstand wurde durch 

45 Chromatographie an Kieselgel (MPLC) mit Cyclohexan/Ethylace- 

tat (4:1) als Eluent gereinigt. Man erhielt 0,4 g (64 % der 
Theorie) der Titelverbindung mit einem Schmelzpunkt von 
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194 - 196 °C. Das ifi-NMR-Spektrum der Verbindung ist in Ta- 
belle 4 angegeben. 

Beispiel 24 

5-Fluor-4- [ 2~oxo-4- ( trif luormethyl ) -1- ( 2H ) -pyr indi- 
ny 1 ) -2 - ( 2 -pr opiny loxy ) ] -benzonitril 



Zu einer Losung von 0,2 g (3,5 mmol) Propargylalkohol in 
10 50 ml Tetrahydrofuran gab man 0,16 g (4,0 mmol) Natriumhydrid 

(60 % in WeiBol). Man riihrte 10 Minuten bei Raumtemperatur 
und gab dann hierzu eine Losung von 1,0 g (3,3 mmol) der Ver- 
bindung aus Beispiel 22 in 20 ml Tetrahydrofuran innerhalb 
von 10 Minuten. Man behielt die Mischung iiber Nacht bei Raum- 
15 temperatur und erhitzte sie dann 30 Minuten zum Ruckfluss. 

Nach dem Abkiihlen engte man die Reaktionsmischung in Vakuum 
ein und reinigte den Ruckstand durch Chromatographie an Kie- 
selgel mit Cylcohexan/Essigester als Gradienten. Man erhielt 
auf diese Weise 0,9 g der leicht verunreinigten Titelverbin- 
20 dung. Die Abtrennung der Verunreinigungen erfolgte mittels 

MPLC. 



In analoger Weise wurden die Verbindungen der Beispiele 25 
und 26 her ge stellt. 

25 

Beispiel 27 

4-Chlor-6-f luor-7-[2-chlor-6-oxo-4-trif luormethyl- 1- ( 6H)-py- 
ridinyl]-2-cyclopropyl-l,3-benzoxazol (Verbindung ICa. 15) 

30 



35 




40 27.1 4-Chlor-6-f luor-7- [ 2 , 6-dioxo-4-trif luormethyl-3 , 6-dihy- 

dro-1- ( 2H ) -pyridinyl ] -2-cyclopropyl-l , 3-benzoxazol 

Ausgehend von 7-Amino-4-chlor-6-f luor-2-cyclopropyl-l,3-benz- 
oxazol und (2E)-3-Trif luormethyl-2-pentendicarbonsaure er- 
45 hielt man nach Methode A die Vorstufe 

4-Chlor-6-f luor-7- [ 2 , 6 -dioxo- 4 -trif luormethyl-3 , 6-dihy- 
dro- 1- ( 2H ) -pyridinyl ] -2-cyclopropyl-l , 3-benzoxazol , die ohne 
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weitere Reinigung in der anschlieBenden Umsetzung eingesetzt 
wurde . 

27 . 2 4-Chlor-6-f luor-7- [ 2-chlor-6-oxo-4-trif luorme- 
5 thyl- 1- ( 6H ) -pyridinyl ] -2-cyclopropyl- 1 , 3-benzoxazol 

Auf die im Beispiel 1 beschriebene Weise wurde die Titelver- 
bindung ausgehend von der Verbindung aus Beispiel 27.1 und 
Phosphoroxitrichlorid erhalten. 

0 

1 H— NMR (CDC1 3 ) 6: 1,2-1,4 (m, 4H, cPr) , 2,2 (m, 1H, cPr), 6,6 
(s, 1H, Pyridon-H), 6,95 (s, 1H, Pyridon-H), 7,3 (d, 1H, 
Ar-H) . 
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II Anwendungsbeispiele 

Die herbizide Wirkung der l-Aryl-4-haloalkyl-2- [ lH]-pyridone der 
5 Formel I lieB sich durch Gewachshausversuche zeigen: 

Als KulturgefaBe dienten Plastiktopfe mit lehmigem Sand mit etwa 
3,0 % Humus als Substrata Die Samen der Testpflanzen wurden nach 
Arten getrennt eingesat. 

10 

Bei Vorauf lauf behandlung wurden die in Wasser suspendierten oder 
emulgierten Wirkstof fe direkt nach Einsaat mittels fein vertei- 
lender Dusen aufgebracht. Die GefaBe wurden leicht beregnet, urn 
Keimung und Wachstum zu fordern, und anschlieBend mit durchsich- 
15 tigen Plastikhauben abgedeckt, bis die Pflanzen angewachsen wa« 
ren. Diese Abdeckung bewirkt ein gleichmaBiges Keimen der Test- 
pflanzen, sofern dies nicht durch die Wirkstoffe beeintrachtigt 
wurde . 

20 Zum Zweck der Nachauf laufbehandlung wurden die Testpflanzen je 
nach Wuchsform erst bis zu einer Wuchshohe von 3 bis 15 cm ange- 
zogen und dann mit den in Wasser suspendierten oder emulgierten 
Wirkstof fen behandelt. Die Testpflanzen wurden dafiir entweder di- 
rekt gesat und in den gleichen GefaBen aufgezogen oder sie wurden 

25 erst als Keimpflanzen getrennt angezogen und einige Tage vor der 
Behandlung in die Versuchsgef aBe verpflanzt. Die Aufwandmenge fur 
die Nachauf laufbehandlung betrug 0.0313 und 0.0156 kg a. S./ha. 

Die Pflanzen wurden artenspezif isch bei Temperaturen von 10 - 25°C 
30 bzw. 20 - 35°C gehalten. Die Versuchsperiode erstreckte sich uber 
2 bis 4 Wochen. Wahrend dieser Zeit wurden die Pflanzen gepflegt, 
und ihre Reaktion auf die einzelnen Behandlungen wurde ausgewer- 
tet . 

35 Bewertet wurde nach einer Skala von 0 bis 100. Dabei bedeutet 100 
kein Auf gang der Pflanzen bzw. vollige Zerstorung zumindest der 
oberirdischen Teile und 0 keine Schadigung oder normaler Wach- 
stumsverlauf . 

40 Die in den Gewachshausversuchen verwendeten Pflanzen setzten sich 
aus folgenden Arten zusammen: 



45 
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5 



Bayercode 


Deutscher Name 


Englischer Name 


ABUTH 


Chinesischer Hanf 


velvet leaf 


AM ARE 


Zuruckgekriimmter Fuchs- 
schwanz 


redroot pigweed 


COMBE 


Bengalische Commeline 


day flower 


GALAP 


Klettenlabkraut 


catchweed bed- 1 
straw 


SETFA 


Borstenhirse 


giant foxtail 



Die Verbindung aus Beispiel 1 (Nr. IAa.59) zeigte dabei sehr gute 
Wirkung gegen die genannten Schadpf lanzen. 

Anwendungsbeispiele (desikkant/defoliante Wirksamkeit) 

Als Testpf lanzen dienten junge f 4-blattrige (ohne Keimblatter ) 
Baumwollpf lanzen, die unter Gewachshausbedingungen angezogen wur- 
den (rel. Luf tf euchtigkeit 50 bis 70 %; Tag-/Nachttemperatur 
27/20°C) . 

Die jungen Baumwollpf lanzen wurden tropfnass mit wassrigen Aufbe- 
reitungen der Wirkstoffe (unter Zusatz von 0,15 Gew.-% des Fet- 
talkoholalkoxylats Plurafac ® LF 700, bezogen auf die Spritz- 
briahe) blattbehandelt . Die ausgebrachte Wassermenge betrug umge- 
rechnet 1000 1/ha. Nach 13 Tagen wurde die Anzahl der abgeworfe- 
nen Blatter und der Grad der Entblatterung in % bestimmt. 

Bei den unbehandelten Kontrollpf lanzen trat kein Blattbefall auf. 
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Verwendung von l-Aryl-4-halogenalkyl-2-[ lH]-pyridonen der 
allgemeinen Formel I 



worin die Variablen A, X, Q, Ri, R 2 , R 2 ', R 3 , R 4 , R 5 und R 6 
folgende Bedeutung haben: 

Ri Wasserstoff oder Halogen; 

r 2 und R 2 ' unabhangig voneinander Wasserstoff, Amino oder 
Ci-C 4 -Alkyl; 

r3 Ci-C 4 -Halogenalkyl ; 

r4 Wasserstoff oder Halogen; 

r5 wasserstoff, Cyano, Halogen, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogen- 
alkyl, Ci-C 4 -Alkoxy oder Ci-C 4 -Halogenalkoxy; 

A Sauerstoff oder Schwefel; 

X eine chemische Bindung, Methylen f 1,2-Ethylen, Pro- 
pan- 1 , 3-diyl, Ethen-l,2-diyl, Ethin-1 , 2-diyl oder liber 
das Heteroatom an den Phenylring gebundenes Oxymethylen 
oder Thiamethylen, wobei alle Gruppen unsubstituiert sein 
oder einen oder zwei Substituenten tragen konnen, jeweils 
ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus Cyano, Carboxy, 
Halogen, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Alkoxy , 
(Ci-C 4 -Alkoxy)carbonyl f Di-(Ci-C 4 -Alkyl) amino und Phenyl; 

R 6 Wasserstoff, Nitro, Cyano, Halogen, Halogensulf onyl, 

-O-Y-R 8 , -O-CO-Y-R 8 , -N ( Y-R 8 ) ( Z-R 9 ) , -N ( Y-R 8 ) -S0 2 -Z-R 9 , 
-N(S0 2 -Y-R 8 ) (SO2-Z-R 9 ) , -N(Y-R 8 )-CO-Z-R 9 , 
— N(Y-R 8 ) (O-Z-R 9 ) , -S(0) n -Y-R 8 , mit n = 0, 1 oder 2, 
-S0 2 -0-Y-R 8 , -S0 2 -N(Y-R 8 ) (Z-R 9 ) , -CO- Y-R 8 , -C (=N0R 10 ) -Y-R 8 , 
-C(=NOR 10 ) -O-Y-R 8 , -CO-O-Y-R 8 , -CO-S-Y-R 8 , 

-C0-N(Y-R 8 ) (Z-R 9 ) , -CO-N(Y-R 8 ) (0-Z-R 9 ) Oder -P0 ( O-Y-R 8 ) 2 ; 
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Q Stickstoff oder eine Gruppe C-R 7 , worin R 7 fiir Wasser- 
stoff, OH, SH oder NH 2 steht; oder 

X-R 6 und R 7 eine 3- oder 4-gliedrige Kette, deren Kettenglie- 
5 der neben Kohlenstoff 1, 2 oder 3 Heteroatome , ausgewahlt 

unter Stickstoff-, Sauerstoff- und Schwef elatomen, auf- 
weisen konnen, die unsubstituiert sein oder ihrerseits 
einen, zwei oder drei Substituenten tragen kann, und 
deren Glieder auch ein oder zwei nicht benachbarte 
10 Carbonyl-, Thiocarbonyl- oder Sulf onyl-Gruppen umfassen 

. konnen , 

worin die Variablen Y, Z, R 8 , R 9 und R 10 die nachfolgend 
angegebenen Bedeutungen haben: 

15 

Y, Z unabhangig voneinander: 

eine chemische Bindung, Methylen oder 1,2-Ethylen, die 
unsubstituiert sein oder einen oder zwei Substituenten 
tragen konnen, jeweils ausgewahlt aus der Gruppe 
20 bestehend aus Carboxy, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl, 

(Ci-C 4 -Alkoxy) carbonyl und Phenyl; 

R 8 , R 9 unabhangig voneinander: 

Wasserstoff, Ci-C 6 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Alkoxy-Ci-C 4 -alkyl, 

25 c 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C 6 -Halogenalkenyl, C 2 -C 6 -Alkinyl, 

C 2 -C 6 -Halogenalkinyl, — CH(R 11 ) (R 12 ) , -CfR 11 ) <R 12 )-N0 2 , 
-CfR 11 ) (R 12 )-CN, -CtR 11 ) ( R 1 2 ) -Halogen, -C(R 1:L ) (R 12 )-OR 13 , 
-CfR 11 ) (R 12 )-N(R 13 )R 14 , -C^ 1 ) (R 12 )-N(R 13 )-OR 14 , 
-C(R 11 ) (R 12 )-SR 13 , -CfR 11 ) (Rl2)-SO-R 13 , -C (R 11 ) (R 12 ) -S0 2 -R 13 , 

30 -CfR 11 ) (Ri 2 )-S0 2 -ORl 3 , -C(RH) (R 12 ) -S0 2 -N(R 13 ) R 14 , 

-C (R 11 ) (R 12 ) -CO-R* 3 , — C (R 11 ) (R 12 ) -C ( -NOR15 ) - R 13 , 
-C(R 1X ) (R 12 )-CO-OR 13 , -C(R 13 -) (R 12 )-CO-SR 13 , 
-CfR 11 ) (Rl 2 )-CO-N(Rl 3 )R 14 , -C (R 11 ) ( R 12 ) -CO-N ( R 13 ) -OR 14 , 
-C(R X1 ) (R 12 )-PO(ORi 3 ) 2 , C 3 -C 8 -Cycloalkyl-Ci-C 4 -alkyl, 

35 C 3 -C 8 -Cycloalkyl, das ein Carbonyl- oder Thiocarbonyl- 

Ringglied enthalten kann, 

Phenyl oder 3-, 4-, 5-, 6- oder 7-gliedriges 
Heterocyclyl, das ein Carbonyl- oder 
Thiocarbonyl-Ringglied enthalten kann, 

40 wobei jeder Cycloalkyl-, der Phenyl- und jeder 

Heterocyclyl-Ring unsubstituiert sein oder ein, zwei, 
drei oder vier Substituenten tragen kann, jeweils 
ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus Cyano, Nitro, 
Amino, Hydroxy, Carboxy, Halogen, Ci-C 4 -Alkyl, 

45 Ci-C 4 -Halogenalkyl, C x -C 4 -Alkoxy, Ci-C 4 -Halogenalkoxy , 

Ci -C 4 -Alkylthio , Ci -C 4 -Halogenalky lthio , 
Ci-C 4 -Alkylsulf onyl , Ci-C 4 -Halogenalkylsulf onyl , 
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( Ci-C 4 -Alkyl ) carbonyl , ( C 1 -C 4 -Halogenalkyl ) carbonyl , 
(Ci-C 4 -Alkyl)carbonyloxy, (Ci-C 4 -Halogenalkyl)carbonyloxy, 
(Ci-C 4 -Alkoxy) carbonyl und Di-(C X -C 4 -Alkyl) amino; 

5 R 10 Wasserstoff, Ci-C 6 -Alkyl, Ci-C 6 -Halogenalkyl, 

Ci-C 4 -Alkoxycarbonyl-Ci-C 4 -alkyl , C 2 -C 6 -Alkenyl , 
C 2 -C 6 -Halogenalkenyl, C 2 -C 6 -Alkinyl, C 2 -C 6 -Halogenalkinyl, 
C 3 -C 8 -Cycloalkyl, Phenyl oder Phenyl-Cx-Q-alkyl; 

10 wobei die Variablen R 11 bis R 15 die folgenden Bedeutungen auf- 

weisen: 

R 11 , R 12 unabhangig voneinander 

Wasserstoff, Ci~C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Alkoxy-Ci-C 4 -alkyl, 
15 Ci-C 4 -Alkylthio-Ci-C 4 -alkyl , 

(Ci-C 4 -Alkoxy)carbonyl-Ci-C 4 -alkyl oder 

Phenyl-Ci-C 4 -alkyl / wobei der Phenylring unsubstituiert 
sein oder ein bis drei Substituenten tragen, jeweils 
ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus Cyano, Nitro, 
20 Carboxy, Halogen, C 1 -C 4 -Alkyl / Ci-C 4 -Halogenalkyl und 

( Ci-C 4 -Alkoxy ) carbonyl ; 

R i3 7 R i4 unabhangig voneinander 

Wasserstoff, Ci-C 6 -Alkyl, Ci-C 6 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Alk- 
25 oxy-Ci-C 4 -alkyl, C 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C 6 -Halogenalkenyl, 

C 2 -C 6 -Alkinyl, C 2 -C 6 -Halogenalkinyl / C 3 -C 8 -Cycloalkyl, 
C 3 -C 8 -Cycloalkyl-Ci-C 4 -alkyl, Phenyl, Phenyl-Ci-C 4 -alkyl, 
3- bis 7-gliedriges Heterocyclyl oder 

Heterocyclyl-Ci-C 4 -alkyl, wobei jeder Cycloalkyl- und 
30 jeder Heterocyclyl-Ring ein Carbonyl- oder 

Thiocarbonyl-Ringglied enthalten kann, 
und wobei jeder Cycloalkyl-, der Phenyl- und jeder 
Heterocyclyl-Ring unsubstituiert sein oder ein bis vier 
Substituenten tragen kann, jeweils ausgewahlt aus der 
35 Gruppe bestehend aus Cyano, Nitro , Amino, Hydroxy, 

Carboxy, Halogen, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl, 
C 1 -C 4 -Alkoxy, Ci-C 4 -Halogenalkoxy, Ci-C 4 -Alkylthio f 
C 1 -c 4 -Halogenalkylthio , Ci-C 4 -Alkylsulf onyl , 
Ci-C 4 -Halogenalkylsulf onyl , ( Ci-C 4 -Alkyl ) carbonyl , 
40 (C!-C 4 -Halogenalkyl) carbonyl , (C x -C 4 -Alkyl)carbonyloxy, 

(Ci-C 4 -Halogenalkyl ) carbonyloxy , ( Ci-C 4 -Alkoxy) carbonyl 
und Di-(Ci-C 4 -Alkyl) amino; 
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Ris wasserstof f, Ci-C 6 -Alkyl, Ci-C 6 -Halogenalkyl, 

C 2 -C 6 -Alkenyl , C 2 -C 6 -Halogenalkenyl , C 2 -C 6 -Alkinyl , 
C 2 -C 6 -Halogenalkinyl, C 3 -C 8 -Cycloalkyl, Phenyl oder 
Phenyl-Ci~C 4 -alkyl; 

5 

und deren landwirtschaf tlich brauchbaren Salzen als Herbizide 
oder zur Desikkation/Def oliation von Pflanzen. 

2. l-Aryl-4-halogenalkyl-2-[lH]-pyridone der in Anspruch 1 defi- 
10 nierten Formel I, worin die Variablen A, X, Q, R 1 , R 2 / R 2 ', 

R 3 , R4 f r5 und R 6 die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung ha- 
ben; 

ausgenommen solche Verbindungen der Formel I, worin A fur 
15 Sauerstoff , Q fur CH, R 3 und R 5 fiir Trif luormethyl stehen, und 

R 1 , R 2 f R 2 ', R 4 und X-R 6 Wasserstof f bedeuten; oder worin A 
fiir Sauerstoff und Q fiir N stehen, R 3 und R 4 die in Anspruch 1 
genannten Bedeutungen aufweisen, R 1 , R 2 und R 2 ' Wasserstof f 
bedeuten und X-R 6 fiir Wasserstof f oder Halogen steht, wenn R 5 
20 Trif luormethyl bedeutet; 

weiterhin ausgenommen Verbindungen der Formel I, worin A fiir 
Sauerstoff, Q fiir CH und R 3 fiir Trif luormethyl stehen , R 5 die 
in Anspruch 1 genannte Bedeutung hat, R 1 , R 2 f R 2 ', R 4 
25 Wasserstof f bedeuten und X-R 6 fiir eine Gruppe S(0) n -Y-R 8 mit 

n = 0, 1 oder 2 steht, worin Y eine Einf achbindung bedeutet 
und R 8 ausgewahlt ist unter n-Propyl, Isopropyl, 
Cyclopropylmethyl und 2 , 2 , 2-Trif luorethyl ; 

30 und deren landwirtschaf tlich brauchbare Salze- 

3. l-Aryl-4-halogenalkyl-2-[lH]-pyridone nach Anspruch 2 der 
allgemeinen Formel I , worin Q fur Stickstoff oder CH steht. 

35 4- l-Aryl-4-halogenalkyl-2-[ lH]-pyridone nach Anspruch 2 der 

allgemeinen Formel I f worin Q fiir C-R 7 steht und R 7 zusammen 
mit -X-R 6 fiir eine Kette der Formeln: -0-C(R 16 , R 17 )-CO-N(R 18 )- r 
-S-C(R 16 ,R 17 )-CO-N(R 18 )- f -N=C(R 19 )-0- und -N=C(R 19 )-S- stehen, 
in der die Variablen R 16 bis R 19 die folgenden Bedeutungen ha- 

40 ben: 

R 16 , R 17 unabhangig voneinander 

Wasserstoff, Ci-Ce-Alkyl, Ci-C 6 -Halogenalkyl f 
C 2 -C 6 -Alkenyl f C 2 -C 6 -Halogenalkenyl r C 2 -C 6 -Alkinyl , 
45 c 2 -C 6 -Halogenalkinyl, C 3 -C 8 -Cycloalkyl, Phenyl oder 

Phenyl-Ci-C 4 -alkyl ; 
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Ris Was sers toff, Hydroxy, Ci-C 6 -Alkyl, Ci-C 6 -Halogenalkyl, 
C 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C 6 -Halogenalkenyl, C 2 -C 6 -Alkinyl, 
Ci-C 4 -Alkoxy f C 1 -C 4 -Halogenalkoxyr C 3 -C 6 -Alkenyloxy, 
C 3 -C 6 -Alkinyloxy, Ci-C 4 -Alkylsulf onyl, 
5 Ci-C 4 -Halogenalkylsulfonyl, Ci-C 4 -Alkylcarbonyl, 

Ci-C 4 -Halogenalkylcarbonyl , Ci-C 4 -Alkoxycarbonyl , 
Ci -C 4 -Alkoxy-Ci -C 4 -alkyl , 
Ci-C 4 -Alkoxycarbonyl-Ci-C 4 -alkyl / 
C 1 -C 4 -Alkoxycarbonyl-Ci-C 4 -alkoxy / 
10 Di- (Ci-C 4 -alkyl ) aminocarbonyl, 

Di-(Ci-C 4 -alkyl)aminocarbonyl-Ci-C 4 -alkyl, 
Di-(Ci-C 4 -alkyl)aminocarbonyl-Ci-C 4 -alkoxy f Phenyl, Phe- 
nyl-Ci-C 4 -alkyl, C 3 -C 8 -Cycloalkyl, 

C 3 -C 8 -Cycloalkyl-Ci-C 4 -alkyl, 3-, 4-, 5-, 6- oder 7-glie- 
15 driges Heterocyclyl, das ein oder zwei Ring-Heteroatome , 

ausgewahlt unter Sauerstoff, Stickstoff oder Schwefel, 
aufweist , 

R i9 wasserstoff, Halogen, Cyano, Amino, Ci-C 6 -Alkyl, 

20 Ci-C 6 -Halogenalkyl, C 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C 6 -Halogenalkenyl, 

C 2 -C 6 -Alkinyl, Ci-C 4 -Alkoxy, Ci-C 4 -Halogenalkoxy , 
C 3 -C 6 -Alkenyloxy, C 3 -C 6 -Alkinyloxy , Ci-C 4 -Alkylamino, 
Di-(Ci-C 4 -alkyl)amino, Ci-C 4 -Halogenalkoxy , 
d-C 4 -Alkylthio , Ci-C 4 -Halogenalkylthio , 

25 Cx-CU-Alkylsulfinyl, C!-C 4 -Halogenalkylsulf inyl, 

C!-C 4 -Alkylsulf onyl , Ci-C 4 -Halogenalkylsulf onyl , 
C 1 -C 4 -Alkylcarbonyl , Ci-C 4 -Halogenalkylcarbonyl , 
Ci-C 4 -Alkoxy-Ci-C 4 -alkyl, Ci-C 4 -Alkoxycarbonyl, 
Ci-C 4 -Alkoxycarbbnyl-Ci-C 4 -alkyl, 

30 C 1 -C 4 -Alkoxycarbonyl-Ci-C 4 -alkoxy, 

Ci-C 4 -Alkoxycarbonyl-Ci-C 4 -alkylthio, 

Di- ( Ci-C 4 -alkyl ) aminocarbonyl , 

Di- ( Ci-C 4 -alkyl ) aminocarbonyl-Ci-C 4 -alkyl , 

Di-(Ci-C 4 -alkyl)aminocarbonyl-Ci-C 4 -alkoxy, 

35 Di-(C 1 -C 4 -alkyl)aminocarbonyl-Ci-C 4 -alkylthio, 
C 3 -C 8 -Cycloalkyl, Phenyl, Phenyl-Cx-CU-alkyl, 
C 3 -C 8 -Cycloalkyl-Ci-C 4 -alkyl, 3-, 4-, 5-, 6- oder 7-glie- 
driges Heterocyclyl, das ein oder zwei Ring-Heteroatome, 
ausgewahlt unter Sauerstoff, Stickstoff oder Schwefel, 

40 auf weist . 

5. l-Aryl-4-halogenalkyl-2-[lH]-pyridone nach einem der Anspru- 
che 2 bis 4, worin R 1 fiir Chlor steht • 



45 6„ l-Aryl-4-halogenalkyl-2-[lH]-pyridone nach einem der Ansprii- 
che 2 bis 5, worin R 3 fiir Trif luormethyl steht. 
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7. l~Aryl-4-halogenalkyl-2-[ lH]-pyridone nach einem der Ansprii- 
che 2 bis 6, worin R 2 und R 2 ' unabhangig voneinander Wasser- 
stoff oder Methyl bedeuten. 

5 8. l-Aryl-4-halogenalkyl-2-[ lH]-pyridone nach einem der Anspru- 
che 2 bis 7 , worin R 5 ausgewahlt ist unter Halogen oder 
Cyano . 

Mittel, enthaltend eine herbizid wirksame Menge mindestens 
eines l-Aryl-4-halogenalkyl-2- [ lH]-pyridons der in Anspruch 1 
definierten Formel I oder eines landwirtschaf tlich brauch- 
baren Salzes von I und mindestens einen inerten f llissigen 
und/oder festen Tragerstoff sowie gewunschtenf alls mindestens 
einen oberf lachenaktiven Stoff . 

Mittel zur Desikkation und/oder Defoliation von Pflanzen, 
enthaltend eine desikkant und/oder defoliant wirksame Menge 
mindestens eines l-Aryl-4-halogenalkyl-2- [ lH]-pyridons der in 
Anspruch 1 definierten Formel I oder eines landwirtschaf tlich 
brauchbaren Salzes von I f gemaB Anspruch 1, und mindestens 
einen inerten fliissigen und/oder festen Tragerstoff sowie ge- 
wiinschtenf alls mindestens einen oberf lachenaktiven Stoff. 

Verfahren zur Bekampfung von unerwiinschtem Pf lanzenwuchs , 
dadurch gekennzeichnet , dass man eine herbizid wirksame Menge 
mindestens eines l-Aryl-4-halogenalkyl-2- [ lH]-pyridons der in 
Anspruch 1 definierten Formel I oder eines landwirtschaf tlich 
brauchbaren Salzes von I auf Pflanzen, deren Lebensraum oder 
auf Saatgut einwirken lasst. 

Verfahren zur Desikkation und/oder Defoliation von Pflanzen, 
dadurch gekennzeichnet, dass man eine desikkant und/oder 
defoliant wirksame Menge mindestens eines l-Aryl-4-halogenal- 
3 C yl-2-[ lH]-pyridons der in Anspruch 1 definierten Formel I 
oder eines landwirtschaf tlich brauchbaren Salzes von I auf 
Pflanzen einwirken lasst. 

13. Verfahren nach Anspruch 12, dadurch gekennzeichnet, dass man 
Baumwolle behandelt. 

40 

14. Verbindungen der allgemeinen Formel II zur Herstellung der 
l-Aryl-4-halogenalkyl-2- [ 1H ] -pyridone , 
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5 




(II) 



worin R 3 , X und Q die in Anspruch 1 genannten Bedeutungen ha- 

10 ben und R 2a , R 2a ' f R 4a, R 5a f R 6a fu r R 2 , R 2 ' , R 4 , R 5 und R6 mit 

den in Anspruch 1 genannten Bedeutungen stehen, 
ausgenonunen verbindungen der allgemeinen Formel II , 
worin Q fur CH steht, R 3 und R 5a Tr if luormethyl bedeuten und 
R 2a , R 2a ', R 4a und X-R 6a Wasserstoff bedeuten; 

15 weiterhin ausgenommen Verbindungen der allgemeinen Formel II, 

worin Q fur N steht, R 3 und R 4a die fur R 3 bzw. R 4 in Anspruch 
1 angegebene Bedeutung haben, R 2a und R 2a ' Wasserstoff bedeu- 
ten, X-R 6a flir Wasserstoff oder Halogen stehen, wenn R 5a Tri- 
f luormethyl bedeutet, 

20 weiterhin ausgenommen Verbindungen der allgemeinen Formel II 

mit Q - CH und R 3 = Trif luormethyl, wenn R 2a , R 2a ' und R 4a Was- 
serstoff bedeuten, R 5a die flir R 5 in Anspruch 1 angegebene Be- 
deutung hat, X eine Einf achbindung bedeutet und R 6 fur eine 
Gruppe S(0) n -YR 8 steht mit n = 0,1 oder 2, worin Y eine Ein- 

25 f achbindung bedeutet und R 8 ausgewahlt ist unter n-Propyl, 

Isopropyl, Cyclopropylmethyl und 2,2, 2-Trif luorethyl, sowie 
die Tautomeren der verbindungen II. 
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